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6-(2-Chlor-5-halogenphenyf)-Triazotopyrim!dine, Verfahren zu ihrer Hersteilung und 
ihre Verwendung zur Bekdmpfung von Schadpilzen sowie sie enthaltende M'rttel 



5 



Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betrifft substituierte Triazolopyrimidine der Fomriel i 

N 




in der die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

10 R\ unabhSngig voneinander Wasserstoff, d-Ca-Z^kyl, Ci-Ce-Halogenalkyl, Cg-Cs- 
Cycloaikyl. Ca-Ce-HalogencydoalkyI, CrCs-Alkenyl. C2-C8-Halogenalkenyl, Cg-Cs- 
Cydoalkenyl. Ca-Ce-Haiogencydoalkenyl, C2-C8-Alkinyl, C2-C8-Halogenalkinyl 
Oder Phenyl, Naphthyl, Oder ein fOnf- Oder sechsgliedriger gesattigter, partiell un- 
gesattigter Oder aromatischer Heteroc^dus, enthaltend ein bis vier Heteroatome 

1 5 aus der Gruppe O. N Oder S, 

und R^ konnen audi zusammen mit dem Stickstoffatom. an das sie gebunden 
sind. ein funf- oder sechsgliedriges Heterocydyl oder Heteroaryl bilden, welches 
Qber N gebunden ist und ein bis drei weitere Heteroatome aus der Gruppe O, N 
20 und S als Ringglied enthalten und/oder einen oder mehrere Substituenten aus 

der Gmppe Halogen, Ci-Cs-ZMkyl, Ci-Ce-Halogenalkyi, CrCe-Alkenyl, Cz-Ce- 
HalogenaJkenyl, Ci-Ce-Alkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy. Ca-Ce-ZVIkenyloxy. Ca-Ce- 
Halogenalkenyloxy, CrCg-ZMkylen und Oxy-Ci-Cg-alkylenoxy tragen kann; 

26 R^ und/oder R^ konnen eine bis vier gleiche Oder verschiedene Gruppen R^ tragen: 

* 

* 

R^ Halogen. Cyano, Nitro, Hydroxy, d-Ce-Alkyl, Ci-Ce-HalogenalkyI, Ci-Ce- 
Alkylcarbonyl, Cg-Ce^ydoalkyl, Ct-Ce-Alkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy, Ci-Cb- 
Alkoxycarbonyl, Ci-C6-/Mkylthio, C,-C6-/Mkylamlno. Di-Ci-Ce-alkylamino, C2- 
30 Ce-Alkenyl, Cz-Cs-Halogenalkenyl, Ca-Cg-Cydoalkenyl, Cz-Cr-Alkenyloxy, 

Cs-Ce-Halogenalkenyloxy, CVCe-Alkinyl. Cz-Ce-Halogenalkinyl. Cz-Cb-M- 
kinyloxy, Ga-Ce-Halogenalkinyloxy. Cs-CB-Cydoalkoxy, Cg-Ce-Cyclo- 
alkenoxy, Ci-Cs-Oxyaikylenoxy. Phenyl. Naphthyl. fOnf- bis zehngliedriger 
; gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocydus, enthal- 
35 tend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S. 
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wobet diese aliphatischen, alicydischen Oder aromatischen Gruppen ihrer- 
seits partiell Oder volistandig halc^entert sein Oder eine bis drei Gmppen 
tragen konnen: 

5 Halogen. Cyano, Nitro, Hydroxy, Mercapto. Amino, Carboxyl, Amino- 

carbonyl, Aminothiocarbonyl, Alkyl, HaloalkyI, Alkenyl, Aikenyloxy, Al- 
Wnytoxy. Alkoxy, Halogenalkoxy. Alkylthlo. Alkylamino, Dialkylamino. 
Formyl, Alkylcarbonyi, AlkylsulfonyJ, Alkylsulfoxyl, Alkoxycarbonyl, Al- 
kylcarbonyloxy. AJkylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbonyl, Alkylami- 
1 0 nothiocarbonyi, Dialkylaminothiocarbonyl, wobei die Afkylgruppen in 

diesen Resten 1 bis 6 Kohlenstoffatome enthatten und die genannten 
Alkenyi- Oder Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis 8 Kohlenstoff- 
atome enthalten; 

1 5 und/oder eineh bis drei der folgenden Reste: 

CycloalkyI, Cycloalkoxy, Heterocyclyl. Heterocyclyloxy. wobei die eye- 
lischen Systeme 3 bis 10 Ringglieder enthalten; Aryl. Aryloxy, 
Arylthio, Aryl-Gi-Ce-alkoxy, Aryl-Ci-Cg-alkyl, Hetaryl. Hetaryloxy. Het- 
20 arylthio, wobei die Arylreste vorzugsweise 6 bis 10 Ringglieder, die 

Hetarylreste 5 Oder 6 Ringglieder enthalten, wobei die cyclischen 
Systeme partiell oder volistandig halogeniert oder durch Alkyl- Oder 
Haloalkylgruppen substituiert sein konnen; 

• , 

25 Fluor, Chlor oder Brom; 

Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Alkoxy; und 

X Halogen, Cyano, CrC4-AIkyl, CrC4-Halogenalkyl. Gi-C4-Alkoxy Oder Gi-Cz-Halo- 
30 genalkoxy. 

AuQerdem betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte zur Herstellung die- 
ser Verbindungen, sie enthaltende Mittel sowie Ihre Venwendung zur Bekdmpfung von 
pflanzenpathbgenen Schadpilzen. 

35 

Aus EP-A 71 792, EP-A 550 113 sind 5-Ghior-6-phenyl-7-amino-triazolopyrimidine alt- 
gemein bekannt In EP-A 550 1 1 3. FR-A 27 84 991 , US 5 994 360, VVO 98/46608. 
JP-A 2002/308 879. WO 02/38565, WO 02/083677. WO 02/088125, WO 02/088126 
und WO 02/088127 werden 6-(2-CI-Phenyl)-7-amino-triazolopyrimidine allgemein vor- 
40 geschlagen, deren 6-Phenylgruppe eine weitere Halogensubstitution aufweist. Triazo- 
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lopyrimidine, in denen die 6-Phenylgruppe 4-Allcyl- Oder 4-Alkoxysubstituenten tragt, 
sind aus WO 98/48893. WO 03/008417 und WO 03/093271 bekannt, Diese Verbin- 
dungen sInd zur Bekdmpfung von Schadpitzen bekannt. 

5 Die erfihdungsgema&en Verbindungen unterscheiden sich von den in den vorgenann- 
len Schriften beschriebenen durch die 2,5-Disubstitution des 6-Phenytringes. 

Die Wirkung der bekannten Verbindungen ist in vielen Fdllen nicht zufriedenstellend. 
Davon ausgehend, liegt der voriiegenden Erfindung die Aufgabe zugrunde, Verbindur>* 
10 gen mit verbesserter Wirkung und/oder verbreitertem Wirkungsspektrum bereitzustel- 
len. 

Demgemdss wojrden die eingangs definierten Verbindungen gefunden. Des weiteren 
wurden Verfahren und Zwisclienprodukte zu ihrer Herstellung, sie enthaltende Mittei 
15 sowie Verfahren zur Bekampfung von Schadpilzen unter Verwendung der Verbindun- 
gen I gefunden. 

Die erfindungsgemdOen Verbindungen kdnnen auf verschiedenen Wegen erifiatten 
werden. Vorteiliiaft werden sie durch Umsetzung von 5-Aminotriazol der Formei II mit 
20 entsprechend substttuierten Phenylmalonaten der Formei III, in der R fOr Alkyi, bevor- 
zugt far Ci-Ce-AlkyI, insbesondere fur Methyl Oder Ethyl steht, dargestellt. 




Diese Umsetzung erfolgt QblichenA^eise bei Temperaturen von 80''C bis 250^0, yor 

* 

zugsweise 120°C bis 180^C, ohne Solvens Oder in einem inerten organischen Lo- 



25 sungsmittet in Gegenwart einer Base [vgL EP-A 770 615] Oder in Gegenwart von Es- 
sigsaure unter den aus Adv. Het. Chem. Bd. 57, S. 81ff. (1993) bekannten Bedingun- 
gen. 

Geeignete L5sungsmrttei sind altphatische Kohlenwasserstoffe, aromatische Kohlen- 
30 wasserstoffe wie Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe. Ether, 
Nitrile, Ketone, Alkohoie, sowie N-MethyipyrrolkJon, Dimethylsulfoxid, Dimethylfonm- 
amid und Dimethylacetamid. Besonders bevorzugt wird die Umsetzung ohne Ldsungs- 
mittel Oder in Chlorbenzol, Xylol, Dimethylsulfoxid. N-Methylpyrrolidon durchgefOhrt. Es 
kdnnen auch Gemische der genannten Losungsmittel venwendet werden. 
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Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal- 
kalimetallhydroxide, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide, Alkalimetaii- und Erdalkalh 
metallhydride. Alkalimetallamide, Alkalimetall- und Erdalkalimetallcarbonate sowie /VI- 
kalimetallhydrogencarbonate, metallorganische Verbindungen. inst>esondere AUcalime- 

5 tallaikyle, Alkylmagnesiumhalogenide sowie Alkatimetall- und Erdalkalimetallalkoholate 
und Dimethoxymagnesium, auBerdem organische Basen, z.B. tertiare Amine wie Tri- 
methylamin, Triethylamin, Tri-isopropyJethyiamin, Tributylamin und N-Methylpiperidin. 
N-Methylmorpholin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-Dimethyl- 
aminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht Besonders bevorzugt werden tertia- 

10 re Amme wie Tri-isopropylethylamin, Tributylamin, N-Methylmorpholin oder N-Methyl- 
piperidin. 

Die Basen werden im aitgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie konnen 
aber auch dquimolar. im Oberschuss oder gegebenenfalis als Ldsungsmittel verwendet 
15 werden. 

Die Edukte werden im allgemeinen in Squimolaren Mengen miteinander umgesetzt Es 
kann fOr die Ausbeute vorteiihaft sein, die Base und das Malonat III in einem Ober- 
schuss bezogen auf das Triazol einzusetzen. 

20 

Phenylmalonate der Formel III werden vorteiihaft aus der Reaktion entsprechend sub- 
stituierter Brombenzole mit DialkylmaJonaten unter Cu(l)-Katalyse erhalten [vgL Che- 
mistry Letters. S. 367-370. 1981; EP-A 10 02 788]. 

25 Die Dihydroxytriazolopyrimidine der Fomnel IV werden unter den aus WOA 94/20501 
t>ekannten Bedingungen In die Dihalogenpyrimidine der Fomnel V QberfQhrt. in der Y 
ein Halogenatom, bevorzugt em Brom oder ein Chloratom, insl)esondere ein Chloratom 
bedeutet. Als Halogenierungsmittel [HAL] wind vorteiihaft ein Chlorierungsmittel oder 
ein Bromierungsmittel. wie Phosphoroxybromid oder Phosphoroxychlorid, ggf. in An- 

30 wesenheit eines Ldsungsmittels, eingesetzt. 



[HAL] 

IV * 




N 

Diese Umsetzung wird QbJichenweise bei 0*^0 bis ISO^'C. bevorzugt bei 80*'C bis 125**C, 
durchgefuhrt [vgi. EP-A 770 61 5]. 

35 Dihalogenpyrimidine der Formel V werden mit Aminen der Fomnel VI, 
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V + "V^N-H I (X = Halogen) 

VI 

in der R' und R^ wie In Formel I definiert sind, zu Verbindungen der Formel I. in der X 
fQr Halogen steht, weiter umgesetzt. 

5 Diese Umsetzung wird vorteilhaft bei O'C bis 70»C. bevorzugt 1 0^ bis 35»C durchge- 
fQhrt, vorzugswelse in /^nwesenheit eines Inerten L6sungsmittels, wie Ether, z. B. Di- 
oxan. Diethylether oder insbesondere Tetrahydrofuran. halogenierte Kohterewasserstof- 
fe. wie Dichlonnethan und aromatische Kohlenwasserstoffe. wie beispielswelse Toluol 
tvgl. WO-A 98/46608]. 

10 

Die Venwendung einer Base, wie tertiare fimine, beispielsweise Tnethylamin Oder an- 
organische Basen. wie Kaliumcarbonat ist bevoizugf, auch QberschOssiges Amin der 
Fomiel VI kann als Base dienen. 

1 5 Verbindungen der Fomiel I, in der X Cyano. C-Ce-Alkoxy oder Ci-CrHalogenalitoxy 
bedeutet, kSnnen vorteilhaft aus der Umsetzung von Verbindungen I, in der X Halogen, 
bevorzugt Chlor bedeutet, mit Verbindungen M-X' (Fomiel VII) erhalten werden. Ver- 
bindungen VII stellen je nach derSedeutung der einzufOhrenden Gnippe X" ein anor- 
ganisches Cyanid. ein Alkoxylat oder ein Halogenalkoxylat dar. Die Umsetzung erfolgt 

20 vorteilhaft in /Miwesenheit eines inerten L6sungsmittels. Das Kation M in Fonnel VII hat 
geringe Bedeutung; aus praktischen GrQnden sind Qblichenweise Ammonium-, Tetraal- 
kylammonium- oder /Ukali- oder Erdalkaiimetallsaize bevorzugt 

I (X = Halogen) + M-X' ^ l(X = X') 

yii 

OWichenweise liegt die Reaktionstemperatur bei 0 bis 120°C, bevorzugt bei 10 bis 40»C 
25 Ivgl. J. Heterocycl. Chem.. Bd.12, S. 861-863 (1975)]. 

Geeignete Losungsmittel umfassen Ether, wie Dioxan, Diethylether und, bevorzugt 
Tetrahydrofuran. Alkohole, wie Methanol oder Ethanol, halogenierte Kohlenwasserstof- 
fe wie Dichlomiethan und aromatische Kohlenwasserstoffe, vwie Toluol oder Acetonitril. 



30 



Vert)indungen der Fonnel I. in denen XfQr C,-C4-Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl steht. 
konnen vorteilhaft durch fblgenden Syntheseweg ertialten werden: 
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15 



20 



II 





IVa 



Ausgehend von den Ketoestem Ilia warden die 5.Allcyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyri- 
midine IVa erhalten. In Fonnein Ilia und IVa steht X' fOr C,-G4-Alkyl oder C-Cr-Halo- 
genalkyl. Durch Venwendung der leicht zuganglichen 2-Phenylacetesslgestem (Ilia mit 
X'sCHj) werden die 5-Methyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidine erhalten [vgl. 
Chem. Phami. Bull., 9, 801. (1961)1. Die Herstellung der Ausgangsverbindungen Ilia 
eifolgt vorteilhatt unter den aus EP^ 10 02 788 besdirieben Bedingungen. 

Die so erhaltenen 5.Alky|.7-hydroxy-6-phenyltria2olopyrimidine werden mit Halogenie- 
mngsmitteln (HALJ unter den weHer oben beschriebenen Bedingungen zu den 7-Halo. 
genotriazolopyrimldinen der Formel Va umgesetzt. in der Y fOr ein Halogenatom steht 
Bevoizugt werden Chlorierungs- oder Bromieningsmittel wie Phosphoroxybromid, 
Phosphoroxychlorid. Thionylchlorid, Thionylbromid oder Sulfurylchlorid eingesetzt. Die 
Omsetzung kann in Substanz oder in Gegenwart eines LQsungsmittels durchgefOhrt 
werden. Obliche Reaktionstemperaturen betragen von 0 bis ISO'C oder voizugsweise 
von 80 bis 125<^. 




VI 



I (X = /«kyl) 



25 



'X" Va 

Die Umsetzung von Va mit Aminen VI erfolgt unter den weiter oben beschriebenen 
Bedingungen. 

Verbindungen der Fomiel I in der X CrC4-Alkyl bedeutet, kdnnen altemativ auch aus 
Verbindungen I. in der X Halogen, insbesondere Chlor, bedeutet und Malonaten der 
Fonnel VIII heigestellt wecden. In Formel VIII bedeuten X" Wasserstoff oder C-Cg- 
Alkyl und R C-C^-Alkyl. Sie werden zu Verbindungen der Fonnel IX umgesetzt und zu 
Veriiindungen i decarboxyliert [vgl. US 5.994,360]. 
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CI 
X- 



VIII ROOC(l;oOR, ^ 



IX ^ I (X = Ci-C^-Alkyl) 

Die Malonate VIII sind in der Literatur bekannt [J. Am. Chem. Soc. Bd. 64. 2714 
(1942); J. Org. Chem., Bd. 39. 2172 (1974); Helv. Chim. Acta. Bd. 61. 1565 (1978)1 
5 Oder konnen gemaH der zitierten Literatur hergestelft werden. 

Die anschliefiende Verseifung des Esters IX erfolgt unter allgemein Qblichen Bedin- 
gungen. in Abhangigkeit der verschiedenen Strukturelemente kann die alkalische Oder 
die saure Verseifung der Verbindungen IX vorteilhaft sein. Unter den Bedingungen der 
1 0 Esterverseifung kann die Decarboxylieruhg zu I bereits ganz pder teilweise erfolgen. 

Die Decarboxylieaing erfolgt Qblichenveise be! Temperaturen von 20^*0 bis IBO^'C, vor- 
zugsweise 50*'C bis 120*'C, in einem inerten Ldsungsmittel. gegebenenfalls in Gegen- 
wart einer Saure. 

15 

Geeignete Sauren sind Salzsaure. Schwefels§une. PhosphorsSure, AmeisensSure, 
Essigsaure, p-ToluolsulfonsHure. Geeignete Losungsmittel sind Wasser, aliphatische 
Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan, Cyclohexan und Petroiether, aromatische 
Kohlenwasserstoffe wie Toluol, o-, m- und p-Xytol. halogenierte Kohlenwasserstoffe 

20 wie Methylenchlorid, Chlorofomi und Chlorbenzol. Etlier wie Diethylether, Diisopropyl- 
ether, tert.-Butylmethylether. Dioxan. Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrite wie Acetonitril 
und Propionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert..Butyl- 
methylketon. Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol. n-Butanol und 
tert.-Butanol, sowie DImethylsulfoxid, Dimethylfonnamid und Dimethylacetamid, be- 

25 senders bevorzugt wird die Reaktion in Salzsaure Oder EssigsSure durchgefQhrt. Es 
konnen auch Gemische der genannten Ldsungsmittel yerwendet werden. 

Verbindungen der Fomiel I. in denen X fur Ci-C4-Alkyl steht. konnen auch durch Kupp- 
lung von 5-HalogentriazoIopyrimidinen der Fomnel I. in der X Halogen bedeutet, mit 
30 metallorganlschen Reagenzien der Fonmel X erhalten werden. In einer AusfQhrungs- 
forni dieses Verfahrens erfolgt die Umsetzung unter Obergangsmetallkatalyse. wie Ni- 
oder Pd-Katalyse. 
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X 

In Fornief X steht M fur ein Metallion der Wertigkeit Y, wie beispielsweise B, Zn oder 
Sn und X" fur Ct-Ca-Alkyl. Diese Reaktion kann beispielsweise analog folgender Me- 
thoden durchgefOhrt werden: J. Chem. Sbc. Perkin Trans. 1. 1187 (1994), ebenda 1. 
5 2345 (1996); WOA 99/41255; Aust. J. Chem., Bd. 43, 733 (1990); J. Org. Chem.. Bd. 
43 (1978); J. Chem. Soc, Chem. Commun. 866 (1979); Tetrahedron Lett., Bd. 34, 
8267 (1993); ebenda, Bd. 33. 413 (1992). 

Die Reaktionsgemische werden in Qblicher Weise aufgearbeitet, z.B. durch Mischen 
1 0 mit Wasser. Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographlsche Reinigung 
der Rohprodukte. Die Zwischen- und Endprodukte fallen z.T. in Fomi farbloser oder 
schwach braunlicher, zaher Ole an. die unter venmindertem Druck und bei maUig er- 
hfihter Temperatur von flQchtigen /^nteilen befreit oder gereinigt werden. Sofem die 
Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe erhalten werden, kann die Reinigung auch 
1 5 durch Umkristallisieren oder Digerieren erfolgen. 

Sofem einzelne Verbindungen I nicht auf den voranstehend beschriebenen Wegen 
zuganglich sind, konnen sie durch Derivatisieaing anderer Verbindungen I hergestellt 
werden. 

20 ' 
Sofem bei der Synthese Isomerengemische anfallen, ist im allgemeinen jedoch eine 

Trennung nicht unbedingt erforderiich. da sich die einzelnen Isomere teilweise wShrend 

der Aufbereitung fQr die Anwendung oder bei der Anwendung (2.B. unter Ucht-, Saure- 

oder Baseneinwirkung) ineinander umwandein konnen. Entsprechende Umwandlungen 

25 k6nnen auch nach der Anwendung. beispielsweise bei der Behandlung von Pflanzen in 

der behandelten Pflanze oder im zu bekampfenden Schadpilz erfolgen. 

Bei den in den vorstehenden Fomiein angegebenen Definitionen der Symbole wurden 
Sammelbegriffe venwendet, die allgemein reprasentativ fur die folgenden Substjtuenten 
30 stehen: 

Halogen: Fluor. Chlor, Brom und Jod; 

/MkyI: gesattigte. geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 1 bis 4, 6 
35 Oder 8 Kohlenstoffatomen, 2.B. Ci-CirAlkyI wie Methyl, Ethyl. Propyl. 1 -Methylethyl. 
Butyl, 1-Methyl-propyl. 2-Methy {propyl, 1,1-Dimethylethyl. Pentyl, l-Methylbutyl, 2-Me- 
thylbutyl. 3-Methylbutyl. 2,2-Di-methylpropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl. 1.1-Dimethylpropyl, 
1 ,2-Dimethylpropyl, 1-Methylpentyl, 2-Methylpentyl. 3-Melhylpentyl. 4-Methylpentyl. 
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1 .1- Dimethylbutyl. 1 .2-Dimethylbutyl. 1 ,3-DimethyIbutyl. 2,2-Dimethylbutyl, 2,3-Dime- 
thylbutyl. 3,3-Dimethylbutyl, 1 -Ethylbutyl. 2-Ethylbutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl. 1.2,2-Tri- 
methylpropyl. 1-Ethyl-l-methylpropyl und 1-Ethyl-2-methylpropyl; 

5 Halogenalkyl: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 2. 4 oder 6 Kohlen- 
^toffatomen (wie vorstehend genannt), wobei in diesen Gruppen teilweise oder voll- 
standig die Wasserstoffatome durch Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzl 
sein kdnnen: insbesohdere C,-CrHalogenalkyl wie Chlonnethyl, Brommethyl, Dichlor- 
methyl, Trichlormethyl, Ruormethyl, Dmuormethyl. Trifluomnethyl. Chlorfluomiethyl, 
10 Dichlorfluormethyl. Chlordifluormethyl. 1-Chlorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl. 2-Fluor- 
ethyl. 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-Trifluorethyl, 2-Chlor-2-fluorethyi, 2-Chlor-2,2Klifluorethyl. 

2.2- DichIor-2-fluorethyl, 2,2.2-Trich!orethyl. Pentafluorethyl oder 1.1,1-Trifluorprop-2-yl; 

Alkenyl: ungesSttigte, geradkettige oder verzweigte KohlenwasserstofTireste mit 2 bis 4. 

15 6 Oder 8 Kohlenstoffatomen und einer oder zwei Doppelbindungen in beliebiger Positi- 
on, Z.B. Cz-Ce-Alkenyl wie Ethenyl, 1-Propenyl. 2-Propenyl, 1-Methylethenyl. 1-Butenyl, 
2-Butenyl, 3-ButenyI, 1-Methyl-1-propenyl, 2-MethyH-propenyl, 1-Methyl-2-propenyl, 
2-Methyl-2-propenyl. 1-Pentenyl. 2-Pentenyl. 3-Pentenyl. 4-Pentenyl, l-MethyH-but- 
enyl. 2-MethyH-biJtenyl, 3-Methyl-1-butenyl. 1-Methyl-2-butenyl. 2-Methyl-2-butenyl, 

20 3-Methyl-2-butenyl, 1-Methyl-3-butenyl. 2-Methyl-3-butenyl. 3-Methyl-3-biitenyl, 

1,1-Dimethyl-2-propenyJ, 1,2-DimethyJ-1-propenyl, 1,2-Dimethyl-2"propenyK 1-Ethyl- 
Ipropenyl, 1-Ethyl-2-propenyl. 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl. 5-Hex- 
enyl. 1-MethyH-pentenyl, 2-MethyH-pentenyl, 3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1-pent- 
enyl, 1-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl, 3-Methyl-2-pentenyl, 4-Methy/-2-pent- 

25 enyl, 1-Methyl-3-pentenyl, 2-Methyl-3pentenyl. 3-Methyl-3-pentenyl, 4.Methyl-3i3ent- 
enyl. 1-Methyl-4-pentenyJ, 2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methy|-4-pentenyl, 4-Methyl-4-pent- 
. enyl, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1.1-Dimethyl-3-biJtenyl. 1.2-DimetliyH-butenyl, 1.2-DI- 
methyl-2-butenyl. 1 ,2-Dimethyl-3-butenyl, 1.3-DimethyH-butenyl. 1 .3-Dimethyl-2-bu- 
tenyl, 1 ,3-Dimethyl-3-butenyl. 2.2-Dimethyl-3-butenyl, 2.3-DimetliyH-butenyI. 2,3-Di- 

30 methyl-2-butenyl, 2.3-Dimethyl-3-butenyl. 3,3-Dimethyl-1-butenyJ, 3»3-Dimethyh2-bu. 
tenyl, 1 -Ethyl-1 -butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-3-butenyl. 2-Ethyl-1rbutenyl, 2-Ethyh 
2-butenyl, 2-Ethyl-3-butenyl, 1 . 1 ,2-Trimethyl-2-propenyi, 1 -Ethyl-1 -methyl-2-propenyl, 
1-Ethyl-2-methyl-1-propenyl und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyl; 

35 Halogenalkenyl: ungesattigte» geradkettige oder ve/zweigte KohJenwasserstoffreste mit 
2 bis 8 Kohlenstoffatomen und einer oder zwei Doppelbindungen in beliebiger Position 
(wie vorstehend genannt). wobei in diesen Gruppen die Wasserstoffatome teilweise 
Oder vollstandig gegen Halogenatome wie vorstehend genannt, insbesondere Fluor, 
Chlor und Brorn, ersetzt sein konnen; 

40 
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Alkinyl: geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffgruppen mil 2 bis 4. 6 oder 8 
Kohlenstoffatomen und einer oder zwei Dreifachbindungen in beliebiger Position. z.B. 
CrC6-/\lkinyl wie Ethinyl, 1-Propinyl. 2-Propinyl. 1-Butinyl. 2-Butinyl, 3-Butlnyl. 1-Me- 
thyl-2-propinyl, l-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyl, 1-Me- 
5 thyl-:^butinyl, 2-Methyl-3-butinyl. 3-MethyH -butinyl. 1 . 1 •Dimethyl-2-propinyl, 1 -Ethyl-2- 
propinyl. 1-Hexinyl. 2-Hexinyl. 3-Hexinyl, 4.Hexinyl. 5-Hexinyl, 1^Wethyl-2-pentinyl, 
1-Methyl-3-pentinyl, 1-Methyl-4-p8ntinyl, 2-Methyl-3-pentinyl. 2-Methy1-4-pentinyl, 
3-MethyH-pentinyl. S-MethyM-pentinyl, 4-Methyl-1-pentinyl. 4-Methyl-2-pentlnyl, 
1,1-DimethyU2-butinyl. 1.1-Dimethyl-3-butinyl, 1 ,2-Dimethy1-3-butinyI. 2.2-Oimethyl-3- 
10 butinyl. 3,3-Dimethyl-1-butlnyl, 1-Ethyl-2-biitinyl. 1-Ethyl-3-butjny^ 2-Etbyl-3^&utlnyl und 
1 -EthyH -nriethyl-2-propinyi; 

CycloalkyI: mono- oder bicyclische, gesattigte Kohlenwasserstoffgruppen mit 3 bis 6 
Oder 8 Kohlenstoffnnggliedem. z.B. CrCs-Cycloalkyl wie Cydopropyl, Cyclobutyl, Cyc- 
15 lopentyl, Cydohexyl, Cycloheptyl und Cyclooctyl; . 

fiinf- bis zehngliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyc- 
lus. enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gaippe O. N oder S: 

5- Oder 6-gliedriges Heterocyclyl. enthaitend ein bis drei Stickstoffatome 
und/oder ein Sauerstoff- oder S<*wefelatom oder ein oder zwei Sauerstoff- und/oder 
Schwefelatome, z.B. 2-Tetrahydrofuranyl. 3-Tetrahydrofuranyl. 2-Tetrahydrothienyl, 

3- Tetrahydrothienyl, 2-Pyn^olidinyl, 3-Pyrrolidinyl, 3-lsoxazolidinyl, 4-lsoxazolidinyl, 
5-lsoxazolidinyl. 3-lsothiazolidinyl. 4-lsothjazolidinyl. 5-lsothiazolidinyl. 3-Pyrazolidinyl. 

4- Pyrazolidinyi, 5-Pyrazolidinyl. 2-OxazoBdinyl, 4-Oxazolidiny», 5-Oxazolidinyl, 2-Thia- 
zolidinyl, 4-Thiazolidinyl, S-Thiazolidinyl. 2-lmidazolidinyl. 4-lmidazolidinyl, 2.Pynx>lin-2- 
yl. 2-Pyn'olin-3-yl. 3-Pyrrolin-2-yl. 3-Pyrrolin-3-yl, 2-Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperi- 
dinyl. 1,3-Dioxan-5-yl, 2-Tetrahydropyranyl, 4-Tetrahydropyranyl, 2-Tetrahydrothi- 
enyl, 3-Hexahydropyridazinyl, 4-Hexahydropyridazinyl, 2-Hexahydropyrimidlnyl, 
4-Hexahydropyrimidinyl, 5-Hexahydropyrimidinyl und 2-Piperazinyl; 

5-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei 
Stickstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom: 5-Ring Heteroarylgruppen, 
welche neben Kohlenstoffatomen ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei Stick- 
stoffatome und ein Schwefel- Oder Sauerstoffatom a)s Ringglieder enthalten kdnnen. 
Z.B. 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl. 3-Thienyl, 2-Pyrrolyl. 3-Pyrrolyl, 3-Pyrazolyl. 4-Pyrazo- 
lyl. 5-Pyrazolyl. 2-Oxazolyl, 4-Oxazolyl, 5-Oxazolyl. 2-Thiazolyl. 4-Thlazolyl. 5-Thiazo- 
lyl, 2-lmidazolyl, 4-lmidazolyl, und 1 ,3,4-Triazol-2-yl; 
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6-gliedriges Heteroaryl, enthattend ein bis drei bzw. ein bis vier Stickstoffatome: 
6-Ring Heteroarytgruppen. welche neben Kohlenstoffatomen ein bis drei bzw. ein bis 
vier Stickstoffatome als Ringglieder enthalten konnen. z.B. 2-Pyridiny1, 3-Pyridinyl. 4- 
Pyridinyl, 3-Pyridazinyl. 4-Pyridazinyl, 2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl. 5-Pyrimidinyl und 
5 2-Pyrazinyl; 

Alkylen: divalente unverzweigte Ketten aus 3 bis 5 CH2-Gnjppen, z.B. CH2, CH2CH2, 
CH2CH2CH2, CH2CHiCH2CH2 und CH2CH2CH2CH2CH2; 

1 0 Oxyalkylen: divalente unverzweigte Ketten aus 2 bis 4 CH2-Gnjppen, wobei eine Va- 
lenz Qber ein Sauerstoffatom an das GerOst gebunden ist, z.B. OCH2CH2, 
CXIHzCHzCHa und OCH2CH2GH2CH2: 

Oxyalkytenoxy: divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3 GHa-Gmppen, wobei beide 
15 Valenzen Qber ein Sauerstoffatom an das Gertist gebunden ist, z.B. OCH2O, 
OCH2CH2O und OCH2CH2CH2O; 

In dem Umfang der vorliegenden Erfindung sind die (R)- und (S)-lsomere und die Ra- 
zemate von Verbindungen der Formel I eingeschlossen, die chirale Zentren aufweisen. 

20 

Die besonders bevo/zugten AusfOhrungsformen der Zwischenprodukte in Bezug auf 
die Variablen entsprechen denen der Gaippen L der Formel I. 

■ 

Im Hinblick auf ihre bestimmungsgemaSe VenA^endung der Triazolopyrimidine der 
25 Fonnel I sind die folgenden Bedeutungen der Substituenten, und zwar jeweils fOr sicfi 
ailein oder in Kombination, besonders bevorzugt: 

Verbindungen der Formel I werden bevorzugt, in denen R^ nicht Wasserstoff bedeutet. 

30 Verbindungen I werden besonders bevorzugt, in denen R^ fur Ci-Ce-AikyI, 
Ca-Ce-Alkenyl, C2-C6-Alkinyl oder Ct-Ca-HalogenalkyI steht. 

Verbindungen I sind bevorzugt, in denen R^ fQr eine Gruppe A steht: 

F F 

. F-f-|-(CH2),-CHR'— A 

35 worin 



Wassenstoff, Fluor oder Ct-Cfi-FluoroaikyI, 
7? Wasserstoff oder Fluor. Oder 
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und bilden gemeinsam eine Doppelbindung; 
q 0 Oder 1 ist; und 

Wasserstoff Oder Methyl bedeuten. 

5 Aufierdem werden Verbindungen I bevorzugt. in denen fOr CVCg-Cycloalkyl steht, 
wefches durch Ci-C4-Afkyt substitutert sein kann. 

Insbesondere werden Verbindungen I bevorzugt. in denen R^ Wasserstoff bedeutet 

10 .GieichemiaBen bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R^ fur Methyl Oder Ethyl steht. 

Sofem R^ und/oder R^ HalogenalkyI oder Halogenalkenylgruppen mit Chiralitats* 
zentrum beinhalten, sind fQr diese Gruppen die (S)- Isomere bevorzugt. Im Fall ha(o- 
genfreier AlkyI oder Alkenylgruppen mit Chiralititszentrum in R^ Oder R^ sind die (R)- 
15 konfigurierten Isomere bevorzugt. 

Weiterhin werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R^ und R^ zusammen mit dem 
Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen Piperidinyl-, Morpholinyl- Oder Thio- 
morpholinylring bilden, insbesondere einen Piperidinylring, der ggf. durch eine bis drei 
20 Gruppen Halogen. CrCrAfkyI oder CrC4-Hafogena[kyl substituiert ist Besonders be- 
vorzugt sind die Vertindungen, in denen R^ und R^ zusammen mit dem Stickstoffatom, 
an das sie gebunden sind, einen 4-Methylpiperidinring bilden. 

Ein werterer bevorzugter Gegenstand der Erfindung sind Verbindungen I, in denen 
25 und R^ zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen Pyrazol- 
ring bikien. der ggf. durch eine oder zwei Gruppen Halogen. Ci-C4-Alkyl oder Ci-Ca- 
Halogenalkyl. insbesondere durch 3.5-Dimethyl oder 3,5-0i-(trifluormethyl) substituiert 
ist. 

30 Daneben sind auch Verbindungen der Formel I besonders bevorzugt, in denen R^ 
CH(CH3).CH2CH3 , CH(CH3)-CH(CH3)2 . CH(CH3)-C(CH3)3 , CH{CH3)-CF3 . 
CH2C(CH3)=CH2 ,CH2CH=CH2 • Cyclopentyl oder Cyclohexyl; R^ Wasserstoff oder Me- 
thyl; Oder R^ und R^ gemeinsam -{CH2)2CH(CH3)(CH2)2-. -(CH2)2CH(CF3)(CH2)2- ^ 
Oder -(CH2)20(CH2)2- bedeuten. 

35 

Verbindungen I werden bevorzugt, in denen X Halogen, Ci-C4-Alkyl, Cyano oder d- 
C4-Alkoxy, wie Chlor, Methyl, Cyano, Methoxy oder Ethoxy, besonders.Chlor oder Me- 
thyl, insbesondere Chlor bedeutet. 
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Ein bevorzugter Gegenstand der voriiegenden Erfindung sind Verbindungen I, in dehen 
Chlor bedeutet 

Ein weiterer bevorzugter Gegenstand der voriiegenden Erfindung sind Verbindungen I, 
5 in denen Fluor bedeutet. 

In einer anderen AusgestaKung der voriiegenden Erfindung steht C fOr Brom. 

Ein besonders bevorzugter Gegenstand der voriiegenden Erfindung sind Verbindungen 
10 I, in denen Wasserstoff bedeutet. 

In einer anderen Ausgestaltung der voriiegenden Erfindung steht fOr Methyl Oder 
Methoxy. 

1 5 Eine bevorzugte Ausfuhrungsform der Erfindung betrifft Verbindungen der Formel 1.1: 

G 




1.1 



in der 

G Cz-Cs-AlkyI, insbesondere Ethyl, n- und l-Propyl, n-, sek-, tert- Butyl, and 

Ci-C4-Alkoxymethyl, insbesondere Ethoxymethyl, oder Ca-Ce-Cycloalkyl, insbe- 
20 sondere Cyclopentyl oder Cyclohexyl; 

Wasserstoff oder Methyl; 
X Chlor, Methyl, Cyano. Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 
und die Bedeutung gemdft Formel I aufweisen. 

25 Eine weitere bevorzugte Ausfuhrungsform der Erfindung betrifft Verbindungen, in de- 
nen und zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, ein funf- 
oder sechsgliedriges Heterocyclyl oder Heteroaryl bilden, welches Qber N gebunden ist 
und ein weiteres Heteroatom aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten 
und/oder elnen Oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, CrCe-Alkyl. 

30 CrCe-HalogenalkyI, Cg-Ce-Alkenyl, Cz-Cg-Halogenalkenyl. d-Cs-Alkoxy, Ci-Ce-Halo- 
genalkoxy, Ca-Ce-Alkenyloxy, Ca-Ce-Halogenalkenyloxy. Ci-Ce-Alkylen und Oxy-Ci-Ca- 
alkylenoxy tragen kann. Diese Verbindungen entsprechen insbesondere Formel 1.2, 
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20 




1.2 



in der 

D zusammen mit dem Stickstoffatom ein fOnf- Oder sechsgliedriges Heterocydyl 
Oder Heteroaryl bildet, welches Qber N gebunden ist und ein weiteres Hetero- 
atom aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthatten und/oder einen Oder 
mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen. Gi-C4-Alkyl, Ci-C4-Alkoxy und 
Ci-C2-Halogenalkyl tragen kann; und 

X Chlor, Methyl. Cyano, Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 
und die Bedeutung gemd& Forme! I aufweisen. 

EIne weitere bevorzugte AusfOhrungsform der Erfindung betrifft Verbindungen der 
Formel 1.3. 




1.3 

. CI 

In der Y fur Wasserstoff oder C,-C4-Alkyl, insbesondere fOr Methyl und Ethyl. X fur 
15 Chlor, Methyl, Cyano, Methoxy Oder Ethoxy steht und U und die Bedeutung gemaB 
Formel I aufweisen. 

Eine weitere bevorzugte Ausgestaltung der Erfindung t)etrifft Verbindungen. in denen 
Fluor und AlkyI oder Alkoxy, insbesondere Methyl oder Methoxy bedeuten. 



Eine weitere bevorzugte Ausgestaltung der Erfindung betrifft Verbindungen, in denen 
U Chlor und /MkyI oder Alkoxy, insbesondere Methyl oder Methoxy bedeuten. 



Insbesondere sind im Hinbltck auf ihre VenA^endung die in den folgenden Tabellen zu- 
25 sammengestellten Verbindungen I bevorzugt Die in den Tabellen fOr einen Substituen- 
ten genannten Gruppen stellen auKerdem fur si(^ k^etrachtet. unabhar^ig von der 
Kombination, in der sie genannt sind. eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des 
betreffenden Sul>stituenten dar. 
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Tabelle 1 

Verblndungen der Formel I. in denen X Chlor, Chlor, L^. Wasserstoff und die Kombi- 
nation von und fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

■ 

5 Tabelle 2 

Verbindungen der Formel I. in denen X Cyano, Chlor, Wassefstoff und die Kom- 
bination von R^ und R^ f Qr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 3 

10 Verbindungen der Formel I, In denen X Methyl. Chlor, Wasserstoff und die Kom- 
bination von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 4 

Verbindungen der Formel I. in denen X Methoxy, Chlor, Wasserstoff und die 
1 5 Kombinatlon von R' und fur eine Vertaindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 5 

Verbindungen der Fomiel I, In denen X Chlor, Fluor, Wasserstoff und die Kombi- 
20 nation von R^ und R^ fOr eine VeriS)indung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 6 

Verbindungen der Formel I. in denen X Cyano. Fluor, Wasserstoff und die Kom- 
bination von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

25 

Tabelle? 

Verbindungen der Fonmel I. in denen X Methyl, C Fluor, Wasserstoff und die Kom- 
binatlon von R^ und R^ fOr eine Veri^indung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

30 Tabelle 8 

Veriljindungen der Fomnel I, in denen X Methoxy. U Fluor, Wasserstoff und die 
Kombination von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

35 Tabelle 9 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Brom, Wasserstoff und die Kombi- 
nation von R^ und R^ fur eine VertDindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 10 

Verbindungen der Formel I, in denen X Cyano, Brom, Wasserstoff und die Kom- 
bination von und fOr eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 Tabelle 11 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Brom. Wasserstoff und die Kom- 
binatfon von und fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 12 

10 Verbindungen der Fomiel I. in denen X Methoxy, Brom. Wasserstoff und die 
Kombination von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 13 

1 5 Verbindungen der Fomiel I, in denen X Chlor. L' Chlor, Methyl und die Kombination 
von R' und R* fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

■ • 

Tabelle 14 

Verbindungen der Fonmel I, In denen X Cyano, C Chlor, Methyl und die Kombination 
20 von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 15 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Chlor. Methyl und die Kombinati- 
on von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

25 

Tabelle 16 

Verbindungen der Formel I. in denen X Methoxy, V Chlor. Methyl und die Kombina- 
tion von R^ und R^ fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

30 Tabelle 17 

Verbindungen der Formel I. in denen X Chlor, Fluor, Methyl und die Kombination 
von R^ und R^ fOr eine Vertt)jndung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 18 

35 Verbindungen der Fonnel I, in denen X Cyano, C Fluor. Methyl und die Kombination 
von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 19 

Verbindungen der Fonnel I, in denen X Methyl, Fluor. Methyl und die Kombination 
40 von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 20 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methoxy, Fluor, Methyl und die Kombina- 
tion von und fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 21 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Brom, Methyl und die Kombination 
von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

10 Tabelle 22 

Verbindungen der Formel I. in denen X Cyano, Brom. Methyl und die Kombination 
von R** und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 23 

15 Verbindungen der Fomiel I. in denen X Methyl, Brom, Methyl und die Kombinati- 
on von R^ und R^ fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tat)elle A entspricht 

Tabelle 24 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methoxy, Brom, Methyl und die Kombina- 
20 tion von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabielle A entspricht 

Tabelle 25 ^ 
Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor. C Chlor, Methoxy und die Kombinati- 
on von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

25 

Tabelle 26 

Verisindungen der Formel I In denen X Cyano, Chlor, Methoxy und die Kombina- 
tion von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tat>elle A entspricht 

30 Tabelle 27 

Verbindungen der Formel I, In denen X Methyl. Chlor, Methoxy und die Kombina- 
tion von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 28 

35 Verbindungen der Formel J, in denen X Methoxy. Chlor. Methoxy und die Kombi- 
nation von R^ und R^ ifQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

♦ 

Tabelle 29 

Verbindungen der Fonnel I, in denen X Chlor, Ruor, Methoxy und die Kombinati- 
40 on von R^ und R^ fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 30 

Verfoindungen der Formel I, in denen X Cyano, Fluor, Methoxy und die Kombina- 
tion von und fQr eine Verbindung jeweils einer Zeite der Tabelle A entspricht 

S 

Tabelle 31 

Verbindungen der Fennel I, in denen X Methyl, V Ruor, Methoxy und die Kombina- 
tion von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

10 Tabelle 32 

Verbindungen der Fomiel I, in denen X Methoxy, Fluor, Methoxy und die Kombi- 
nation von R^ und R^ fOr eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A entspricht 

Tabelle 33 

15 Verbindungen der Formel fl, in denen X Chlor, Brom, Methoxy und die Kombinati- 
on von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 34 

Verbindungen der Formel I, in denen X Cyano, Brom, Methoxy und die Kombina- 
20 tion von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 35 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Brom, Methoxy und die Kombina- 
tion von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

25 

Tabelle 36 

Verbindungen der Formel 1, in denen X Methoxy, C Brom, Methoxy und die Kombi- 
nation von R^ und R^ fQr eine Verbindung Jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

30 Tabelle A 
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Nr. 
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Nr 
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-(CH2)2-CHOH-{CH2)r 


A-121 


-(CH2)6- 


A-122 


-CH(CH3HCH2)s- 


A-123 


-(CH2)rN(CH3HCH2)r 


A-124 


^=CH-CH=CH- 


A-125 


-N=C(CH3>-CH=C(CH3^ 


A-126 


-N=C(CF3)-CH=C(CF3)- 



Die Verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sich aus durch eine her- 
vorragende Wirksamkeit gegen ein breites Spektrum von pflanzenpathogenen Pilzen. 
insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten, Deuteromyceten, Oomyceten und Ba- 
5 sidiomyceten. Sie sind zum Tail systemisch wirksam und konnen im Pflanzenschutz als 
Blatt- und Bodenfungizide eingesetzl werden. 

Besondere Bedeutung liaben sie fur die Bekdmpfung einer Vielzahl von Pilzen an ver- 
schiedenen Kulturpflanzen wie Weizen, Roggen, Gerste, Hafer, Reis, Mais. Gras, Ba- 
10 nanen, Baumwolle, Soja, Kaffee, Zuckerrohr, Wein. Obst- und Zierpflanzen und Gemu- 
sepflanzen wie Gurken, Bohnen. Tomaten. Kartoffeln und Kurbisgewdchsen, sowie an 
den Samen dieser Pflanzen. 

* 

Spezieil eignen sie sich zur Bekampfung folgender Pflanzenkrankheit^n: 
15 • /Ufemana-Arten an GemQse und Obst. 

• BipolariS' und Drechslera-Men an Getreide, Reis und Rasen, 

• Blumeria graminis (echter Mehttau) an Getreide, 

• Botrytis cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, GemQse. Zierpflanzen und Reben. 

• Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kurbisgewaclisen, 
20 • Fusarium- und VerticHlium-Men an verschiedenen Pflanzen, 

• Mycosphaereiia-Men an Getreide, Bananen und ErdnQssen, 

• P/]ryfop/9(/7ord /n/es^ans an Kartoffeln und Tomaten, 

• Plasmopara viticola an Reben, 

• Podospbaera leucotricha an Apfein, 

25 • PseudocercosporeUa herpotrichoides an Weizen und Gerste, 

• P5e£yc/c/>e/'o/705po/'d-Arten an Hopfen und Gurkea 

• Puccinia-M&cx an Getreide, 

• Pyricularia oryzae an Reis, 

• Rhizoctonia-Asnen an Baumwolle, Reis und Rasen, 
30 • Septoria triiici und Stagonospora nodorum an Weizen, 

• Uncinuia necator an Reben, 
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• Ustilago-Men an Getreide und Zuckerrohr, sowie 

• Venturia-Men (Schorf) an Apfein und Bimen. 

Die Verbindungen I eignen sich auBerdem zur Bekampfung von Schadpilzen wie Pae- 
5 cilomyces variotii im Materialschutz (z.B. Hoiz. Papier, Dispersionen fQr den Anstrich, 
Fasem bzw. Gewebe) und im Vonatsschutz. 

» 

Die Verbindungen I werden angewendet, indem man die Pibe Oder die vor Pilzbefall zu 
schQtzenden Pflanzen, Saatguler, Materialien Oder den Erdboden mit einer fungizid 
10 wirksamen Menge der Wirkstoffe behandelt Die Anwendung kann sowohl vor ate auch 
nach der Infektion der Materialien; Pflanzen Oder Samen durch die Pilze erfolgen. 

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95, vorzugsweise zwi- 
schen 0.5 und 90 Gew.-% Wirkstoff. ' 

15 

Die AufSwandmengen liegen bei der Anwendung im Pflanzenschutz je nach Art des 
gewQnschten Effektes zwischen 0,01 und 2.0 kg Wirkstoff pro ha. 

Bei der Saatgutbehandlung werden im allgemeinen NATirkstoffmengen von 1 bis 
20 1000 g/100 kg Saatgut, vorzugsweise 1 bis 200 g/100 kg, Insbesondere 5 bis 
100 g/100 kg venA^endet. 

Bei der Anwendung im Material- bzw. Vonatsschutz richtet sich die Aufwandmenge an 
Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebietes und des gewQnschten Effekts. Obiiche Auf- 
25 wandmengen sind im Materialschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugsweise 
0,005 g bis 1 kg Wirkstoff pro Kubikmeter behandelten Materials. 

Die Verbindungen I konnen in die Qblichen Fonmulierungen uberfuhrt werden. z.B. L6- 
sungen. Emulsionen. Suspensionen, Staube, Pulver. Fasten und Granulate. Die An- 
30 wendungsform richtet sich nach dem jeweiligen Venwendungszweck; sie soli in jedem 
Fail eine felne und gleichmSBige Verteilung der erfindungsgemafSen Verbindung ge- 
wdhrteisten. 

Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. durch Verstrecken des 
35 Wiricstoffs mit Losungsmittein und/oder TrSigerstoffen, gewUnschtenfalls unter Venwen- 
dung von Emulgiermittein und Dispergiemfiitteln. Als Losungsmittel / HHfsstoffe kom- 
men dafOr im wesentlichen in Betracht: 

- Wasser, aromatische Losungsmittel (z.B. Solvesso Produkte, Xylol), Paraffine 
(Z.B. Erdolfraktionen), Alkohole (z.B. Methanol. Butanol. Pentanol. Benzylaiko- 
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hoi), Ketone (z,B. Cyclohexanon. gamma-Butryclacton). Pyrrolidone (NMP, 
NOP). Acetate (Glykoldiacetat). Glykole, Dimethylfettsaureamide. Fettsauren 
und Fettsaureester. Grundsatziich konnen auch Losungsmittelgemische ver- 
wendet werden, 

5 - Tragerstoffe wie naturiiche Gesteinsmehle (2.B. Kaoline. Tonerden, Talkum, 

Kreide) und synthetische Gesteinsmehle (z.B. hochdisperse Kieselsaure, Silika- 
te); Emulgiermittel wie nichtionogene und anionische Emulgatoren (z.B. Polyo- 
xyethyien-Fettalkoho^Ether, Alkylsulfonate und Arylsulfonate) und Dispergier- 
mittel wie Lignin-Sulfitablaugen und Methytcellulose. 

10 

Als oberflachenaktive Stoffe kommen /Mkali-, Erdalkali-, Ammoniumsaize von Ugninsul- 
fonsaure. Naphthalinsulfonsaure. Phenolsulfonsaure, DibutylnaphthalinsulfonsSure, 
Alkylarylsulfonate, /Mkylsulfate, Alkylsulfonate, Fettalkoholsutfate, Fettsauren und sulfa- 
tierte Fettalkoholglykolether zum Einsatz. femer Kondensationsprodukle von sulfonier- 

15 tern Naphthalin und Naphthalinderivaten mit Fomnaldehyd, Kondensationsprodukte des 
Naphthalins bzw. der Naphtalinsulfonsaure mit Phenol und Fpnmaldehyd. Polyoxyethy- 
lenoctylphenolether, ethoxyliertes Isooctylphenol, Octylphenol, Nonylphenol, Alkylphe- 
nolpolyglykolether, Tributylphenylpolyglykoiether, Tristerytphenylpoiyglykolether, Alkyl- 
arylpolyetheralkohole, Alkohol- und Fettalkoholethylenoxid-Kondensate, ethoxyliertes 

20 Rizinusol, Polyoxyethylenalkylether, ethoxyliertes Polyoxypropylen. Laurylalkoholpoly- 
glykoletheracetaJ. Sorbitester, Ligninsuffitablaugen und Methylcellulose in Betracht. 

Zur Herstellung von direkt versprQht>aren Losungen. Emulsionen, Pasten Oder Oldis- 
perBionen kommen Mineraloffiraktionen von mitUerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero- 
25 sin Oder Dieselol. femer Kohlenteerfile sowie Ole pflanzlichen Oder tierischen Ur- 

spmngs, aliphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Toluol, Xy- 
lol. Paraffin, Tetrahydronaphthalin, alkylierte Naphthaline oder deren Derivate, Metha- 
nol, Ethanol, Propanol, Butanol, Cyclohexanol, Cyclohexanon, Isophoron, stark polare 
Liisungsmlttel. z.B. Dimethylsulfoxid, N-Methylpyn-olidon oder Wasser in Betracht. 

30 

Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen 
der wirksamen Substanzen mit einem festen Tragerstoff hergesteilt werden. 

Granulate. z.B. UmhOHungs-, Impragnieoings- und Homogengranulate, konnen durch 
35 Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe hergesteilt werden. Feste Tragerstoffe 
sind Z.B. MIneralerden. wie Kieselgete. Silikate. Talkurh. Kaolin, Attaclay, Kalkstein, 
Kalk, Kreide, Bolus, L6B, Ton, Dolomit, Diatomeenerde. Calcium- und Magnesiumsul- 
fat, Magnesiumoxid. gemahlene Kunststoffe, DQngemittel, wie z.B. Ammoniumsutfat, 
Ammoniumphosphat, Ammoniumnitrat, Hamstoffe und pflanzliche Produkte, wie Ge- 
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treidemehl, Baumrinden-, Hoiz- und NussschalenmeM, Cellulosepulver und andere 
feste Tragerstoffe. 

Die Formuliemngen enthalten im allgemeinen zwischen 0,01 und 95 Gew.-%, vorzugs- 
5 weise zwischen 0,1 und 90 Gew.-% des Wirkstoffe. Die WirkstofTe werden dabei in 
einer Reinhelt von 90% bis 100%, voizugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) 
eingesetzt 

Beispiele fOr Fonnulieningen sind: 1 . Produkle zur VerdQnnung in Wasser 

10 

A Wasseridsliche Konzentrate (SL) 

10 Gew.-Teile einer erfindungsgemaiien Verbindung werden in Wasser Oder einem 
wasserldslichen Losungsmittel gel5st. Altemativ werden Netzmittel Oder andere Hiffs- 
mittel zugefQgt. Bei der VerdQnnung in Wasser lost sich der WirkstofF. 

B Dispergierbare Konzentrate (DC) 

20 Gew.-Teile einer erfindungsgemd&en Verbindung werden in Cyclohexanon unter 
Zusatz eines Dispergiennittels z,B. Polyvinylpyrrolidon gelost Bei VerdQnnung in Was- 
ser ergibt sich eine Dispersion. 

20 

C Emulgierbare Konzentrate (EC) 

15 Gew.-Teile einer erfindungsgemaaen Verbindung werden in Xylol unter Zusatz von 
Ca-Dodecylbenzolsulfonat und RicinusSlethoxylat Qeweils 5 %) gelbst Bei der VerdQn- 
nung in Wasser ergibt sich eine Emulsion. 

25 

D Emuteionen (EW, EO) 

40 Gew.-Teile einer erfindungsgemaHen Verbindung werden in Xylol unter Zusatz von 
Ca-Dodecylbenzolsulfonat und Ridnusolethoxylat Qeweils 5 %) gelost. Diese Mischung 
wird m'rttels einer Emulgiennaschine (Uitraturax) in Wasser eingebracht und zu einer 
30 homogenen Emulsion gebracht. Bei der VerdQnnung in Wasser ergibt sich eine Emul- 
sion. 

E Suspensionen (SC, OD) 

20 Gew.-Teile einer erfindungsgemaUen Verbindung werden unter Zusatz von Disper- 
35 gier- und Netzmittein und Wasser Oder einem organischen Losungsmittel in einer 

ROhn^^erkskugelrnQhle zu einer feinen Wirkstoffeuspension zerkleinert. Bei der VerdQn- 
nung in Wasser ergibt sich eine stabile Suspension des Wirkstoffs. 

F Wasserdispergierbare und wasserlosliche Granulate (WG, SG) 
40 50 Gew.-Teile einer erfindungsgemSBen Verbindung werden unter Zusatz von Disper- 
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gier- und Netzmhteln fein gemahien und mittels technischer Cerate (z.B. Extrusion, 
SprOhtufm, Wirbelschicht) als wasserdispergierfoare oder wasserldsliche Granulate 
hergestellt. Bet der Verdunnung in Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder L6- 
sung des Wirkstofiis. 

5 

G Wasserdispergterbare und wasserfdsliche Pulver (WP, SP) 
75 Gew.-Teile einer erfirKJungsgema&en Verbindung werden unter Zusatz von Disper- 
gier- und Netzmittein sowie Kieselsauregei in einer Rotor-Strator MQhfe vermahlen. Bei 
der VerdQnnung in Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder Losung des Wirk* 
10 stoffs. 

2. Produkte fOr die Direktapplikation 
H Staube(DP) 

15 5 Gew.Teile einer erfindungsgemaaen Verbindung werden fein gemahien und mit 95 % 
feinteiligem Kaolin innig vermischt. Man erhSIt dadurch ein Staubemittel. 

i Granulate (GR, FG, GG. MG) 

0.5 Gew*Teile einer erfindungsgemdKen Verbindung werden fein gemahien und mit 
20 95.5 % Tragerstoffe verbunden. Gangige Verfahren sind dabei die Extrusion, die 

SprOhtrocknung oder die Wl/beischicht Man erhdlt dadurch ein Granulat fur die Direkt- 
applikation. 

J ULV- Losungen (UL) 
25 10 Gew.-Teile einer erfindungsgemSBen Verbindung werden in einem organischen 
Ldsungsmlttel z.B. Xylol gelost Dadurch erhdit man ein Produkt fOr die Direktapplikati- 
on. 

Die Wirkstoffe kSnnen als solche. in Form ihrer Formulierungen Oder den daraus berei- 
30 teten Anwendungsformen, z.B. in Form von direkt verspruhbaren Losungen, Pulvern. 
Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, Oldispersionen. Pasten. Staubemrttein, 
Streumittein, Granulaten durch VersprQhen, Vernebeln, Verstauben, Verstreuen oder 
Gieden angewendet werden. Die Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver- 
wendungszwecken; sie sollten in jedem Fail mdglichst die feinste Verteilung der erftn- 
35 dungsgemSQen Wirkstoffe gewShrleisten. 

Wassrige Anwendungsformen konnen aus Emulsionskonzentraten, Pasten oder netz* 
baren Pulvem (Spritzpulver, Oldispersionen) durch Zusatz von Wasser t)ereitet wer- 
den. Zur Herstellung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen konnen die Sub-* 
40 stanzen als solche oder in einem Ol oder Ldsungsmittel geldst. mittels Netz-, Haft-, 



28 



04/08/2005 



Printed: 30/10/2006 A1 PAMPHLET 05700961 

wo 2005/(»70933 PCT/EP2OO5/00O377 

t 

27 

. Otspergier- oder Emulgiemiitttel in Wasser homogenisiert werden. Es konnen aber 
auch aus wirksamer Substanz Netz-. Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel und even- 
tuell Ldsungsmittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Ver- 
dunnung mit Wasser geeignet sind. 

5 

Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zuberertungen konnen in 
gro&eren Bereichen variiert werden. Im allgemeinen liegen sie zwischen 0,0001 und 
10%, vorzugsweise zwischen 0,01 und 1%. 

10 Die Wirkstoffe konnen auch mrt gutem Erfofg im Ultra-Low-Votume-Verfahren (ULV) 
verwendet werden, wobei es mdgltch ist, Formulierungen mit mehr als 95 Gew.-% 
Wirkstoff Oder sogar den Wirkstoff ohne Zusatze auszubringen. 

. « 
Zu den Wirkstoffen kdnnen Ole verschiedenen Typs, Netzmittel, Adjuvants, Herbizide, 
15 f unglzide, andere Schadlingsbekampfungsmrttel, Bakterizide, gegebenenfalls auch 
erst unmittelbar vor der Anwendung (Tankmbc), zugesetzt werden. Diese Mittel kdnnen 
zu den erfindungsgemafien Mittein im Gewichtsverhaltnis 1:10 bis 10:1 zugemischt 
werden. 

20 Die erftndungsgemS&en Mrttel konnen in der Anwendungsfomri als Fungizide auch zu-. 
sammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen, der z.B. mit Herbiziden, Insekttziden, 
Wadistumsregulatoren, Fungiziden oder auch mit DQngemitteln. Beim Vennischen der 
Verbindungen I bzw. der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsfomi als Fungizide 
mit anderen Fungiziden erhSIt man in vielen Fallen eine VergrdBerung des fungiziden 

25 Wirkungsspektrums. 

Die folgende Uste von Fungiziden, mit denen die erfindungsgem§Ken Verbindungen 
gemeinsam angewendet werden konnen, soli die Kombinationsmdglichkeiten eriautem, 
nicht aber einschrdnken: 

30 

• Acylatanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyl; 

• Aminderivate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph, Fenpropidin, 
Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph; 

• Anilinopyrlmidine wie Pyrimethanil, Mepanipyrim oder Cyrodinyl; 

35 • Antibiotika wie Cyctoheximid, Griseofulvin, Kasugamycin, Natamydn, Polyoxin oder 
Streptomycin; 

• Azole wie Bitertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenoconazole, Dinitrocona- 
zol. Enilconazol, Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluquiconazol, Flusiiazol, Flutriafot,. 
Hexaconazol, Imazalil, Metconazol, MyclobutantI, Penconazol, Propiconazol. 
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Prochloraz, Prothioconazoi. Tebuoonazol, Triadimefon. Triadimenol, Triflumizol, 
Triticonazol; 

• Dicarbox/mide wie I predion, Myclozolin, Procymldon. Vindozolin; 

• Dithiocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam. Metiram, Propi- 
5 neb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb; 

• Heterocylische Verbindungen wie Anilazin, Benomyl, Boscalid, Carbendazim, Car* 
boxin, Oxycarboxin, Cyazofamid, Dazomet, Dithianon. Famoxadon, Fenamidon, 
Fenarimol, Fuberidazol, Flutolanil, Furametpyr, Isoprothiolan, Mepronil, Nuarimol, 
Probenazol, Proquinazid, Pyrifenox, Pyroquilon, Quinoxyfen, Silthiofam, Thiaben- 

10 dazol. Thifluzamid, Thiophanat-methyl, Tiadinil, Tricyclazol, Trfforine; 

• Kupferfungizide wie Bordeaux Bruhe, Kupferacetat, Kupferoxychlorid, basisches 
Kupfersulfat; 

• Nitrophenylderivate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, NitrophthaMsopropyl; 

• Phenylpyrroie wie Fenpicioni} oder Fludioxonil; 
15 • Schwefel; 

• Sonstige Fungizide wie Acibenzolar-S-methyl, Benthiavalicarb, Carpropamid, Chlo- 
rothalonil. Cyflufenamid, Cymoxanil. Dazomet. Diclomezin, Oiclocymet, Diethofen- 
carb, Edffenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-Acetat, Fenoxanil, Ferimzone, 
Fluazlnam, Fosetyl, Fosetyl-Aluminium, Iprovalicarb, Hexachlorbenzol, Metrafenon, 

20 Pencycuron, Propamocarb, Phthalid, Toloclofos-methyl. Quintozene^ Zoxamid; 

• Strobilurine wie /^oxystrobln, Dimoxystrobin, Fluoxastrobin. Kresoxim-methy/, 
Metominostnobin, Orysastrobin, Picoxystrobin, Pyraciostrobin oder Trifloxystrobin; 

• Sulfensaurederivate wie Captafol, Captan. Dichlofluanid, Folpet, Tolylfluanid; 

• Zlmtsaureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder Flumorph. 

25 

Synthesebeispiele 

Die in den nachstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen Vorschriften wurden 
unter entsprechender Abwandlung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung weiterer 
30 Verbindungen I benutzt. Die so erhattenen Verbindungen sind in der anschlieBenden 
Tabelle mit physikalischen Angaben aufgefQhrt. 

Beispiel 1: Herstellung von 2-Chlor-5-fluorphenylmalonsdurediethlester 

35 Eine Suspension von Natriumhydrid (0,51 mol) In 140 ml 1,4-Dioxan wurde bei etwa 
60**C wahrend 2 Std. mit Malonsaurediethlester (0,49 mol) versetzt. Nach welteren 
10 min RQhren wurden 0.05 mol CuBr zugesetzt. Nach 1 5 min wurden 0,25 mol 
2-Chlor-5-fluorbrombenzol in 10 ml Dioxan zugegeben. Die Reaktionsmischung wurde 
etwa 14 Std. bei 100 gehatten, dann bei etwa 15**C langsam mit 35 ml 12N Salzsdu- 
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re versetzt Der Niederschlag wurde abfiltriert. das Filtrat mit Diethylether extrahiert. 
Nach Phasentrennung wurde dieoiganische Phase getrocknet, dann vom L6sungsmit- 
tel befreit. Es btieben 42 g der Tttelverbindung zurOck. 

5 Beispiel 2: Herstellung von 

5,7-Dihydroxy-6^2K:hlor-5-fluorphenYlphenylH1 ,2,4J-triazoloI1 ,5-ahpyrimidin 

Eine Mischung von 12 g 3^Amino-1,2.4-triazol, 0,17 mol des Esters aus Beispiel 1 und 
50 ml Tributylamin wurde etwa sechs Std. be! IBO'^C gerOhrt. Bei etwa 70^*0 wurde eine 
10 Losung von 21 g NaOH in 200 ml Wasser zugegeben und die Mischung welter 30 min 
gerQhrt Die organische Phase wurde abgetrennt und die wassrige Phase mit Diethy- 
lether extrahiert. Aus der wassrigen Phase fiel naCh Ansduem mit konz. Sabisaure das 
Produkt aus. Durch Filtration wurden 33 g der Titelverbindung erhatten. 

15 Beispiel 3: Herstellung von 

5,7-Dichlor-6-(2-chlor-5-fluorphenylH1 .2.4l-triazolo[1 .5-al-pyrimidin 

Eine Mischung von 30 g des Triazolopyrimidins aus Beispiel 2 und 60 ml POCI3 wurde 
fQr acht Std. refluxiert, dabei destillierte etwas POCb ab. Der Ruckstand wurde in eine 
20 CHaCla-Wasser-Mischung gegebeh, die organische Phase abgetrennt. gewaschen und 
getrocknet, dann vom L5sungsmittel befreit. Es wurden 27 g der Titelverbindung vom 
Fp. 137*Cerhalten. 

Beispiel 4: Herstellung von 5-Chlor-6-{2-chlor-5-fluorphenyl)-7-but-2-yIamino-{1,2,4J- 
25 triazolo[1 ,5-aJpyrimldin [1-3] 

Eine Losung von 1.5 mmol des Produkts aus Bsp. 3 In 10 ml Dichlormethan wurde 
unter ROhren mit einer Ldsung von 1 ,5 mmol 2.Butylamin, 1,5 mmol Triethylamin in 
10 ml Dichlonmethan versetzt. Die Reaktionsmischung wurde etwa 16 Std. bei 20 bis 
30 25*^0 gerOhrt, dann mit verd. SalzsSure gewaschen. Die organische Phase wurde ab- 
getrennt, getrocknet und vom Lbsungsmittel befreit. Nach Chromatographle an Kiesel- 
gel wurden 35 mg der Titelverbindung vom Fp. 171 erhalten. 



Tabelle I - Verbindungen der Fomriel I 



Nr. 
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X 


Phys. Oaten 

(Fp. rci; 

HPLC/MS [Rt; m/z]) 


1-1 


CH2C(CH3)=CH2 


CH2CH3 
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CI 
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-(CH2)2CH(CH3)(C 
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CI 


188 


1-3 


(±) CH(CH3)-CH2CH3 1 H 
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171 
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Nr. 


R 


fr 


a 1 
L 


, 2 

L 


X 


Phys. Daten 
(Fp. rcj; 
HPLC/MS [Rt; nite]) 

• 
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(S) CH(CH3)-CH2CH3 
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F 
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Nr. 










X 


Rhys. Daten 

(Fp. rci; 

HPLC/MS [Rb m/z]) 
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(R)-CH(CHs)CH2CH3 
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CH2CF3 
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CI 
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CI 
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HPLC/MS: 

HPLOSaule: RP-18 (Chromoiith Speed ROD. Fa Merck KgaA, Deutschland); Eluent: 
Acetonitril + 0,1% Trifuoressigsaure (TFA)A/Vasser + 0,1% TFA in Gradienten 5:95 - 
5 95:5 (5 min) / 40**C. 

MS: Quadrupol Elektrospray lonisation, 80 V (positiv Modus) 

Beispiele for die Wirfcung gegeh Schadpiize 

10 Die flingizide Wirkung der Verbindungen der Formel I lie& sich durch die fblgenden 
Versuche zeigen: 

Die Wirkstoffe wurden ais eine Stammldsung aufbereitet mit 0,25 Gew.-% Wirkstoff in 
Aceton Oder DMSO. Dieser Losung wurde 1 Gew.-% Emulgator Uniperol® EL (Netz- 
15 mittel mit Emulgier- und Dispergierwirkung auf der Basis ethoxyiierter Alkylphenole) 
zugesetzt und entsprechend der gewunscliten Konzentration mit Wasser verdunnt. 

Anwendungsbeispiel 1: Wirksamkeit gegen die Durrfleckehkrankheit der Tomate 
venirsadit durch AHemaria solani 

20 

Blotter von Topfpflanzen der Sorte "Goldene Prinrosstn" wurden mit einer wdssriger 
Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzen-tration bis zur Tropfhasse be- 
sprOht. Am folgenden Tag wurden die Blotter mit einer wassrigen Sporenauf- 
scliwemmung von Aitemaria solani in 2 % Biomalzl5sung mit einer Diclite von 0,17 x 10^ 
25 Sporen/ml infiziert AnschtieBend wurden die Pflanzen in einer wasserdampf-gesdttigten 
Kammer t>ei Temperaturen zwischen 20 und 22''C aufgestelft Nach 5 Tagen hatte sich 
die Krankhert auf den unbehandelten, jedoch infizterten KontroJipflanzen so stark 
entwickelt, dass der Befall visuell in % ermittelt werden konnte. 

30 In diesem Test zeigten die mit 63 ppm der Verbindungen 1-3, 1-13, 1-15, 1-23 bis 1-35, 
1-38. bzw. 1-39 behandelten Pflanzen maximal 20 % Befall, wahrend die unbehandeiten 

* 

Pflanzen zu 80 % befallen waren. 
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Anwendungsbeispiel 2: Kurative Wirfcsamkeit gegen Weizenbraunrost verursacht durch 
Pucania recondita 

5 Blatter von in Topfen gewachsenen Weizensamlingen der Sorte "Kanzler" wurden mtt 
einer Sporensuspension des Braunrostes (Puccinia recondita) inokuliert. Oanach wurden 
die Topfe fur 24 Stunden in eine Kammer mil hoher Luftfeuchtigkeit (90 bis 95 %) und 20 
bis 22^ C gesteltt. Wahrend dieser Zeit keimten die Sporen aus und die Keimschlduche 
drangen in das Blattgewelse ein. Die inlbderten Pfianzen wurden am nachsten Tag mit 

1 0 einer wdssriger Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur 
Tropfnasse fc>esprijiht Die Suspension oder Emulsion wurde wie oben beschrieben 
hergestellt Nach dem Antrocknen des Spritzbelages wurden die Versuchspflanzen im 
Gewachshaus bei Temperaturen zwischen 20 und 22^ C und 65 bis 70 % relativer 
Luflfeuchte fur 7 Tage kultiviert Dann wurde das AusmaQ der Rostpllzentwickfung auf 

15 den Blattem emiittelt 

In diesem Test zeigten die mit 63 ppm der Verbindungen 1-3, 1*13, 1-15, 1-16, 1-18 bis 
1-21, 1-23 bis 1-27. 1-29, 1-34 bis 1-39, bzw. 1-40 beliandeiten Pfianzen maximal 20 % 

Befall, wahrend die unbehandelten Pfianzen zu 85 bis 90 % befallen waren. 

• • • 

20 
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Patentanspruche 



1 . Triazolopyrimidine der Formel I 




10 



15 



20 



25 



30 



in der die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

R\ unabhangig voneinander Wasserstoff, CrCa-AlkyI, CrC8-Halogen- 

alkyl, Cs-Ce-Cydoalkyl, Ca-Ce-Halogencycloalkyl, Ca-Cs-AIkenyl. Cz-Cb- 
Halogenalkenyl, Ca-Ce-Cycloalkenyl, Ca-Cs-Halogencycloalkenyl, Cz-Cs- 
Alkinyl, Cz-Ca-Halogenalkinyl oder Phenyl. Naphthyl. Oder ein fDnf- oder 
sechsgliedriger gesattigter. partlell ungesattigter oder aromatischer Hetero- 
cyclus, enthaitend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, 

ft 

und R^ konnen auch zusammen mit dem Stidcstoffatom, an das sie ge- 
bunden sin^J, ein fOnf- oder sedisgliedrtges Heterocyclyl oder Heteroaryl 
bilden. welches uber N gebunden ist und ein bis drei weitere Heteroatome 
aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten und/oder einen oder 
mehrere Substituenten aus der Gmppe Halogen. Ci-Ce-ZMkyl, Ci-Ce-Halo- 
genalkyl. CrCs-Alkenyl, Cz-Ce-Halogenalkenyl, Ci-Ge-Alkoxy. Ci-Ce-Halo- 
genalkoxy, Ca-Ce-Alkenyloxy. Cs-Ce-Halogenalkenyloxy, (exo)-Ci-C6-Alky- 
len und Oxy-Ci-Cs-alkylenoxy tragen kann; 



R^ und/oder R^ kdnnen eine bis vier gleiche oder verschied^ne Gruppen R 
tragen: 



a 



la 



35 



Halogen, Cyano. Nitro, Hydroxy. d-Ce-ZVIkyl, Ci-Ce-HalogenalkyI, d- 
Ce-ZMkylcarbonyl. Ca-Ce-CycloalkyI, Ci-C6-/Mkoxy, Ci-Ce-Halogen- 
alkoxy, Ci-Ce-Alkoxycarbonyl, Ci-Ce-Alkylthio, Ci-C6-/Mkylamino, Di- 
C^-Cs-alkylamino. CrCs-Alkenyl. Cz-Ce-Halogenalkenyl, Ca-Cs-Cyclo- 
alkenyl. Cz-Ce-ZMkenyloxy, Ca-Ce-Halogenalkenyloxy. Cz-C^AIkinyl, 
Cz-Ce-Halogenalkinyl, Ca-Ce-Alkinyloxy. Ca-Ce-Halogenalkinyloxy, C3- 
Ce-Cydoalkoxy, Ga-Ce-Cycloalkenyloxy, Oxy-C,-C3-alkylenoxy, Pher 
nyl, Naphthyl, funf- bis zehngliedriger gesattigter, partieli ungesattig- 
ter Oder aromatischer Heterocyclus, enthaitend ein bis vier Hetero- 
atome aus der Gruppe O, N oder S, 
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wobei diese afiphatischen, alicyclischen oder aromatischen Gnippen 
ihrerseits partiell oder vollstdndig halogeniert sein oder eine bis drei 
Gruppen tragen konnen: 

5 Halogen, Cyano, Nitro. Hydroxy, Mercapto. Amino, Cartoxyl, 

Aminocarbonyl, /^inothiocarbonyl. Alkyl, Haloalkyl. Alkenyl, 
/Ukenyloxy. Alkinyloxy, /^koxy, Halogenalkoxy, Alkylthio, Alkyl- 
amino, Dialkylamino. Fonnyl, Alkylcarbonyl, Alkyfsulfonyl, Alkyf- 
sulfoxyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyloxy. Alkytaminocarbonyl. 
1 0 Diaikylaminocarix)nyl, Alkylaminothiocari3onyl, Dialkylaminothi- 

ocarbonyl, wobei die Alkylgruppen in diesen Resten 1 bis 6 
Kohlenstoffatome enthalten und die genannten Alkenyl- oder 
Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis 8 Kohlenstoffatome ent- 
halten; 



15 



30 



und/oder einen bis drei der folgenden Reste: 



Cycloalkyl. Cycloalkoxy, Heterocydyi, Heterocyclyloxy. wobei 
die cyclischen Systeme 3 bis 10 Ringglieder enthalten; Atyl, A- 

20 ryloxy, Arylthio, Aryl-Ci-Ce-alkoxy. Aryi-Qi-Cs-alkyl, Hetaryl, He- 

taryloxy, Hetarylthio, wobei die Arylreste vorzugsweise 6 bis 10 
Ringglieder, die Hetarylreste 5 oder 6 Ringglieder enthalten, 
wobei die cyclischen Systeme partiell oder volistandig haloge- 
niert Oder durch AlkyI- oder Haloalkylgruppen substituiert sein 

25 kdnnen. 

U Ruor, Chlor oder Brom; 



35 



Wasserstoff, Ci-CMIkyI oder Ci-C4-/Mkoxy; und 

X Halogen, Cyano. Ci-CMIkyl. Ci-C4-Halogenalkyl, CirC4-Alkoxy oder C1-C2- 
Halogenalkoxy. 

2. Verbindungen der Formel I gemd& Anspruch 1 , in der Wasserstoff bedeutet. 

3. Verbindungen der Formel I gemdK Anspruch 1 , in der AlkyI oder Alkoxy be- 
deutet. 



4. Verbindungen der Formel I gemali einem der AnsprQche 1 bis 3, in der U Fluor 

a 

40 bedeutet. 
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5. Verbindungen der Fonmel I gemaCL einem der AnsprOche 1 bis 3, m der Chlor 
bedeutet. 

6. Verbindungen der Formel I gemad einem der AnsprOtrfie 1 bis 5, in der nicht 
5 Wasserstoff bedeutet. 

7. Verbindungen der Formel I gemaR einem der AnsprOche 1 bis 6. in der X Chlor 
bedeutet. 

10 8. Verbindungen der Formel 1.1: 

G 




1.1 



in der 

G C2-Ce-Alkyl, Ci-C4-/Vlkoxymethyl oder Cs-Ce-Cycloaikyl; 
r2 Wasserstoff oder Methyl; und 
1 5 X Chlor, Methyl, Cyano, Methoxy oder Ethoxy bedeuten 

und und gemaB einem der AnsprOche 1 bis 5 defmiert sind. 

9. Verbindungen der Formel 1.2: 




1.2 



20 in der 

D zusammen mit dem Stickstoffatom ein funf- oder sechsgliedriges Hetero- 
cydyl Oder Heteroaryl blldet, welches Qber N gebunden isttind ein weiteres 
Heteroatom aus der Gruppe O. N und S als Ringglied enthallen und/oder 
einen oder mehrere Substttuenten aus der Gruppe Halogen, Ci-C4-/Mkyl, 
25 Ci-CMlkoxy und Ci-C2-Halogenaikyl tragen kann; 

X Chlon Methyl. Cyano, Methoxy oder Ethoxy bedeuten. 

und C und gema& einem der AnsprOche 1 bis 5 definiert sind. 
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10 



15 



10. 



11 



Verbindungen der Formel 1.3: 

CF 




1.3 



in der Y fOr Wassenstoff oder Ci-C4-AII<yl; 

X fOr Chlor. Methyl, Cyano, Methoxy oder Ethoxy steht und C und gemaB ei- 
nem der AnsprOche 1 bis 5 definiert sind. 

Verfahren zur Hersteiiung der Verbindungen der Formel I gemSR einem der 
AnsprOche 1 bis 7, in der X fOr Halogen. Cyano, C,-C4-Alkyl. C,-C4-/Mkoxy oder 
Ci-Cz-Halogenall<oxy steht, durch Umsetzung von 5-Aminotriazol der Formel II 



NH 



N^NHj 
mit Phenymalonaten der Formel 



II 




ill 



in der R fOr Alkyl steht, zu Dihydroxytriazolopyrimidinen der Formel IV, 



IV 




Halogenierung zu den Dihalogenverbindungen der Formel V, 




und Umsetzung von V mit Aminen der Forniel VI 



VI 
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2u Verbindungen der Formel I, in der X fQr Halogen steht, gewunschtenfalls zu 
Hersteilung von Verbindungen I, in denen X fQr Cyano. Ci-C4-/Vlkoxy oder d-Cr 
Halogenalkoxy steht, Umsetzung von Verbindungen I, in denen X Halogen be- 
deutet, mit Verbindungen der Formel VII, 
5 M-X' VII 

die je nach der einzufOhrenden Gruppe X' ein anorganisches Cyanid, ein Allcoxy- 
lat Oder ein Halogenalkoxylat darstellen und in der M fOr ein Ammonium-, Tetra- 
aikylammonium-. Alkali- oder Erdalkalimetallkation steht und gewQnschtenfalls, 
zur Hersteilung von Verbindungen der Forniel I gemd& Anspruch 1. in der X fur 
1 0 Alkyl steht, durch Umsetzung der Verbindungen I. in denen X fur Halogen steht, 

mit Malonaten der Formel VIII, 

X' 

VIII 

OR OR 

in der X" VVasserstoff oder Ci-Cs-AlkyI und R Ci-C4T/Mkyl bedeuten, zu Verbin- 
dungen der Fomiel IX 



15 



1 




IX 



CI 

X" 
COOR 



ROOC 

und Decarboxylierung zu Verbindungen I, in denen X fQr Ailcyl steht. 



12. Verfahren zur Hersteilung der Verbindungen der Formel I gemSK einem der 
AnsprOche 1 bis 6, in der X fOr Ci-CMIkyI oder Ci-C4-Halogenalkyl steht, durch 
20 Umsetzung von 5V\minotriazol der Formel II gemdft Anspruch 1 1 mit Ketoestem 

der Formel 



Ilia. 




in der X' fur C,-C4-Alkyl oder Ci-CHHalogenalkyl und R fQr C,-C4-Alkyl steht, zu 
25 5-Alkyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidinen der Formel IVa 
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L 



2 



IVa 



13. 
14. 

10 

15. 

15 16. 



Halogenierung von iVa zu 7-Halogenotriazolopyrimiclinen der Formel Va 



und Umsetzung von Va mit Aminen der Formel VI gema& Anspruch 1 1 zu 
Verfoindungen I. 

Verbindungen der Formein IV, IVa, V und Va gemiB AnsprQchen 11 und 12. 

Fungizldes Mittel, enthaltend einen fasten oder flussigen Trager und eine Verbin- 
dung der Fonnel I gemal^ einem der AnsprQche 1 bis 7. 

Saatgut, enthaltend 1 bis 1000 g einer Verbindung der Fonnel I gemdC^ einem 
der AnsprQche 1 bis 3 pro 100 kg. 

Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge- 
kennzelchnet, dass man die Pilze. oder die vor Pilzbefall zu schutzenden Materi- 
alien, Pfianzen, den Boden oder Saatguter mit einer wirksamen Menge einer 
Verbindung der Formel I gemaS AnsprQchen 1 bis 7 behandelt 




Va 
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Oatum 
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BASF Aktiengesellschaft 







Mitteilung gemaB Regel 51(4) EPU 

Hiermit wird Ihnen mitgeteilt dass die Prufungsabteilung beabslchtigt, ein europaisches Patent auf der 
Grundlage der oben genannten europaischen Patentanmeldung in der sich aus folgenden Unterlagen 
ergebenden Fassung zu erteilen: 



In der Fassung fur die Vertragsstaaten: 

AT BE BG CH GY GZ DE DK EE ES Fl FR GB GR HU IE IS IT LI LT LU MC NL PL PT RO SE SI SK TR 



Beschreibung, Seiten 

1-32 



ursprungliche Fassung 



Anspruche, Nr. 

1-16 



ursprungliche Fassung 



In der Aniage erhalten Sie eine Kopie der oben genannten Unterlagen. 

Die Bezeichnung der Erfindung in den drel Amtssprachen des EuropSischen Patentamts, die 
Internationale Patentklassifikation, die benannten Vertragsstaaten, der registrierte Name des Anmelders 
und die bibliografischen Daten sind der Aniage (EPA Form 2056) zu entnehmen. 

Sie werden aufgefordert, innerhalb einer nicht verlangerbaren Frist von vier Monaten, gerechnet von 
der Zustellung dieser Mitteilung an, 

1. die Ubersetzung des PatentanspruchsAJer PatentansprOche in einfacher 

Ausfertigung in den beiden anderen Amtssprachen des Europaischen Patentamts 
einzureichen; 

EUR 

2a. die Erteilungsgebuhr einschlieBlich der DruckkostengebOhr bis hdchstens 35 



Eihschreiben 

EPA Form 2004 01.06CSX 




Datum 08.02.2007 



Blatt2 



Anmeldenummer: 05 700 961 .5 



Seiten zu entrichten; 



Kennziffer 007 



750.00 



2b. 




33.00 



3. 



die Anspruchsgebuhr(en) zu entrichten (Regel 51(7) EPU); 
Zahl der zu entrichtenden Anspruchsgebuhren: 



Kennziffer 016 



0.00 



Gesamtbetrag 



783.00 



Zur Mdglichkeit eines Antrags auf beschleunigte Erteilung gem^B Artikel 97(6)EPU siehe ABl. EPA 2001, 
459. 

Sollten Sie Ihr Einverstandnis mit der zur Erteilung vorgesehenen Fassung nicfit geben, und mochten 
Anderungen Oder Korrekturen beantragen, so ist die in der Regel 51(5) EPU beschriebene 
Vorgehensweise zu befolgen. 

Wenn diese Mitteilung auf Grund eines Hilfsantrages erstellt wurde, und Sie innerhalb der gesetzten Frist 
erwidern, dass Sie den Hauptantrag oder einen fioherrangigen, nichl zulassigen Anlrag aufrechterhalten, 
wird die Anmeldung zuruckgewiesen (Artikel 97(1) EPU, siehe auch Rechtauskunft 15A)5 (rev. 2), ABl 
6/2005. 357). 

Wenn die beigefugten Anspruche von der Prufungsabteilung^vorgeschlagene Anderungen enthalten, und 
Sie innerhalb der gesetzten Frist erwidern, dass Sie diesen Anderungen nicht zustimmen konnen, so wird 
die Anmeldung unter Artikel 97(1) EPU zuruckgewiesen, falls keine Ubereinstimmung uber die zur 
Erteilung vorgeschlagene Fassung erzielt werden kann. 

Mit Ausnahme der in den beiden obigen Paragraphen genannten Fallen gilt die Europaische 
Patentanmeldung in alien Fallen als zuruckgenommen, wenn die Erteilungsgebuhr und die 
Druckkostengebuhr oder die Anspruchsgebuhren nicht rechtzeitig entrichtet Oder die Ubersetzungen nicht 
rechtzeitig eingereicht werden (Regel 51 (8) EPU). 

Bei alien Zahlungsarten wird gebeten, EPA Form 1010 zu benutzen Oder die Kennziffer(n) der 
Gebuhr(en) anzugeben. 

Nach ihrer Veroffentlichung kann die europaische Patentschrift gebuhrenfrei vom Veroffentlichungsserver 
des EPA uber httpsi/bublications.european-patent-office.org heruntergeladen oder gegen Zahlung einer 
Gebuhr ausschlieBlich von der Dienststeile Wien bezogen werden (ABl. EPA 2005, 126). 

Auf schriftlichen Antrag erh^lt jeder Patentinhaber die Urkunde uber das europaische Patent zusammen 
mit einer Kople der Patentschrift, wenn der Antrag innerhalb der Frist nach Regel 51 (4) EPU eingereicht 
wird. Wurde dieser Antrag schon fruher gestellt, so ist er innerhalb der Frist nach Regel 51 (4) EPU zu 
bestatigen. Die beantragte Kopie wird gebuhrenfrei ausgestellt. Wird der Antrag nach Ablauf der Frist 
nach Regel 51 (4) EPU eingereicht, so wird die Urkunde ohne eine Kopie der Patentschrift ausgestellt. 

Ubersetzung des PrioritatsbeleQs;der Prioritatsbeleae 

Ist die nach Artikel 88(1) EPU erforderliche Ubersetzung des Prioritatsbelegs Oder die Erklarung gemaB 
Regel 38(5) EPU noch nicht eingereicht, vyird Form 2530 getrennt ubersandt. Die Ubersetzung ist bis zum 
Ablauf der oben genannten Frist einzureichen (Regel 38(5) EPU). 

HInweis auf die Entrichtuna der Jahresoebuhren 



Einschreiben 
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BlattS 
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Wird eine Jahresgebuhr nach Zustellung dieser Auffordemng und vor dem vorgesehenen Tag der 
Bekanntmachung des Hinweises auf die Erteilung des europaischen Patents fallig (Regel 37(1) EPU), so 
wird der Hinwels erst bekanntgemacht, wenn die Jahresgebuhr und gegebenenfalls die Zuschlagsgebuhr 
entrichtet ist (Regel 51(9) EPU). 

Jahresgebuhren sind nach Artlkel 86(4) EPU bis zu dem Jahr failig und an das Europ§ische Patentamt zu 
entrichten, in dem der Hinweis auf die Erteilung des europaischen Patents bekanntgemacht wird. 

Einreichunq von Ubersetzunoen in den Vertraosstaaten 

Folgende Vertragsstaaten verlangen gemaB Artikel 65(1) EPU eine Ubersetzung der europaischen 
Patentschrift in ihre/eine ihrer Amtssprachen (Regel 51(10) EPU). sofern diese Patentschrift nicht in ihrer/ 
einer ihrer Amtssprachen veroffentlicht wird 



innerhalb von drei Monaten nach Bekanntmachung des vorgenannten Hinweises auf die 
Erteilung: 



AT 
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CZ 


TSCHECHISGHE REPUBLIK 


NL 


NIEDERLANDE 


DE 
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PL 
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DK 


DANEMARK 


PT 


PORTUGAL 


EE 


ESTLAND 


RO 


RUMANIEN 


ES 
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SE 


SCHWEDEN 


Fl 


FINNLAND 


SI 


SLOWENIEN 


FR 


FRANKREIGH 


SK 


SLOWAKEI 


GB 
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TR 


TURKEI 



innerhalb von sechs Monaten nach Bekanntmachung des vorgenannten Hinweises auf die 
Erteilung: 

IE IRLAND 

Der Tag der Bekanntmachung des Hinweises auf die Erteilung des Europaischen Patents im 
Europaischen Patentblatt wird aus dem Erteilungsbeschluss (EPA Form 2006) zu ersehen sein. 

Im Falle einer wirksamen Erstreckung verlangen folgende Erstreckungsstaaten innerhalb von drei 
Monaten nach Bekanntmachung des Hinweises auf die Erteilung des Europaischen Patents eine 
Ubersetzung der Patentanspruche in ihre Amtssprache: 

AL ALBANIEN LV LETTLAND 

BA BOSNIEN-HERZEGOVINA MK MAZEDONIEN 

HR KROATIEN* YU SERBIEN UND 

MONTENEGRO 

* verlangt die Ubersetzung der Patentschrift 

Die Einreichung der Ubersetzung an die nation ale n Amter der Vertrags- Oder Erstreckungsstaaten hat 
gemai3 den hierfur im jeweiligen Staat geltenden Vorschriften zu erfolgen. Ndhere Einzelheiten (z.B. 
BesteMung eines Inlandsvertreters Oder Nennung einer inlSndischen Zustellanschrift) konnen der 
Informationsbroschure "Nationales Recht zum EPU" und den ergdnzenden Informationen im Amtsblatt 
des EPA Oder der Internetseite des EPA entnommen werden. 
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Wird die bei den Vertragsstaalen und bei den Erstreckungsstaaten einzureichende Uberselzung nicht 
fristgerecht und vorschriftsmaBig eingereicht, kann dies zur Folge haben. dass die Wirkung des Patents 
in dem betreffenden Staat als von Anfang an nicht eingetreten gift. 

Hinweis fur die Teilnehmer am automatischen Abbuchungsverfahren 

Die Gebuhr wird /die Gebuhren werden am letzten Tag der Zahlungsfrist automatisch at)gebucht, falls 
dem EPA nicht bis zu diesem Zeitpunkt eine gegenteilige Erkldoing zugegangen ist. Naheres siehe 
Vorschriften uber das automatische Abbuchungsverfahren (vgt. Beilage zum ABI. EPA 2/2002). 



Pruf ungsabteilung : 

Vorsitzender: Herz, Claus 

2. Prufer: Wolf. Claudia 

1. Prufer: Rudolf, Manfred 




Ullrich. Josef 

Fur die Prufungsabteilung 

Tel. Nr.: +49 89 2399 - 8048 
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15 



20 
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1.2 



in der 

D zusammen mit dem Stickstoffatpm ein fCnf- Oder sechsgliedrises Heterocydyl 
Oder Heteroaryl bildet, welches Qber N gebunden ist und ein werteres Hetero^ 
atom aus der Gruppe O, N und S als f^ngglied enthaKen und/oder eiiftan Oder 
mehiBre Substituenten aus der Gnjppe Halogen, Ci-C^-Alkyl, Ci-C4-Atkoxy und 
Ci-Cr-Halogenalkyl tragen kann; und 

X Chlor, Methyl, Cyano, Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 

V und die Bedeutung gemdA Formel I aufweisen. 

I 

Eine weitere bevorzugte AusfOhrungsform der Erfindung betfffft Verbindungen der 
FormelLS. 




1.3 

• 

in der Y f Or Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl, insbesondere fQr Methyl urid Ethyl, X fUr 
Chlor, Methyl, Cyano. Methoxy Oder Ethoxy steht und U und die Bedeutung gerndd 
Fomief I aufweisen. 

« 

Eine weitere bevorzugte Ausgestaltung der Erfindung betrifR Vertxndungeni in denen 
Fluor und Aikyi oder Alkoxy, Insbesondere Methyl oder Methoxy bedeuten. 

EIne weitere bevorzugte Ausgestaltung der Erfindung betrifft Verbindungen,^ In denen 
Chlor und AtkyI oder Alkoxy, insbesondere Methyl oder Methoxy bedeuten. 



sammenges 
ten genannten Gruppen stellen 
Kombination, in 

■ Oubjlitu e n t en 



en I bevorzugt 



[gchtet, unabhangfg von der 
sind. eine basonders In >m)i ikiIi HlMiMtf inllmiii des 
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Die Verbindungen I eignen sich ats Fungizide. Sie zeichnen aich aus durch eine her* 
vorragende Wlrksamkeft gegen ein breites SpeWium von pflanzenpathog8n^^ Piizen, 
insbeMndere aus der Klasse der Ascomycetent Deuteromyceten^ OomyoeiBn und Bb- 
sidlomyOBtBn. Sie sind zum Ted systemtsch wirksam und kQnnen im Pflanianschutz als 
Blatt- und Bodenfungizide eingesetzt werden. 

9 

Besondere Bedeutung haben sie fllr die BekSmpfUng einer Vielzaht von Pilzen an ver- 
schiedenen Kulturpflanzen vvie Weizen, Roggen« Gerste, Hafer, Reis, Mais. jQras, Ba- 
nanen, Baumwolle, Soja» Kaffee, Zucken-ohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen iind GemO- 
sepflanzen wie Gurtcen, Bohnen, Tomaten, Kartoffein und KQrb^ewachsen, sowie an 
den Samen dieser Pflanzen. 



15 



20 



25 



30 



Speaell eignen sie sich zur Bek^pfung folgender Pflanzenkrankheiten: 
AHemaria-AdtBn an Gemuse und Obst, 
Bipolmsr und Diecte/ena«Arten an GetreMe, Rets und Rasen, 
Blumeria graminss (echter Mehltau) an Getreide, 

Bo^ytis dnema (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemuse. ZierpAanzen und Reben, 
Erysiphe dchoracearum und Sphaemtheca fuilginea an KQrbisgewachsen, 
Fusariurrh- und Ve/aaWu/ThAiten an verschiedenen Pflanzen, 
MycosphaefBfla'AitBn an Getreide, Bananen und Endnussen, 
P/>j4cpA</}Oia /n/esfa/}^ an Kartoffein und Tomaten. 
Plasmopara vitioola an Reben, 
Podosphaera leucotricha an Apfein, 
Pseudocercosporetta herpotrichoides anWeizen und Ger^, 
Pseudoperonospora-Arten an Hopfen und Guricen, 
Pu&^nia-Arten an Getreide, 
Pyriculaiia oryzae an Rei$« 
Rhizoctonia-Men an Baumwolle. Reis und Rasen, 
Septofia tritici und Stagonospora nodorum an Weizen, 
Uncinula neoator an Reben, 
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&ASF Akti«ngBS8iisehart 67056 uniwigshafen, OeutscMend 



Europdisches Patentamt 
80298 MQnchen 



2.3.2007 

■ 

GVX/P-C6 
Dr. Matthias NiedenbrQck 
Tel. : +49 621 60-43880 ' 
Fax.: +49 621 60^821 



Europaische Anmeldung Nr. 06 700 861.6 - 2117 

Unser Zefchen: PF 55279/SSp 

Mitteilung gemaB R. 61 (4) EPO vom: 8.2.2007 



Hiermit erkiaren wir unser Einverstandnis mit der vom Europaischen Patentamt gemd&.jMitteilung 
nach Regel 51 (4) EPO fOr die Patenterterlung in Ausslcht genommenen Fassung der oben 
genannten Anmeldung. 

Zur Verringerung der DmcKkosten bitten wir die Seiten 14 und 22, wie aus der befliegerftlen Vorlage 
ersichtlich. amtsseitig zu ktlizen und die Seiten 15 bis 21 amtsseitig ganz zu streichen. ' 

Diese Streichungen stellen kelnen Verzicht dar, sie dienen ledlglich zur Verringeaing der 
Druckkosten. 



BASF Aktiengeselischaft 



i.V. NiedenbrOck 
AV-Nr. 3224 




Aniagen: Seiten 14 und 22 mIt handschriftOchen Anderungen 



BASF AJdtonoBselMierft 
67066 Ludwigsharen, Deutschland 
ToTqI^ 440 621 60-0 
Tbielax -»49 621 60-42526 
E-Mail lrtfb.GGrvioaQb93f*«9,d6 



Shz dar GMfilMhaft 67056 Ludwtgshaton 
RdotdterQeilcht: Amtsoertdit LudMng^hafen 
Einlreourigsnumnifir. HRB 3000 

Banlctfdjt4ndun0: 

Wtnior^hal) BenK Gmi>H. d4li9 Kewtf 
Kgntonr. 400606. BLZ 520 200 00 
IBAN DE67 5202 0000 OOOO 4005 05 
SWIFT BIG WINBDE92XXX 



Received at the EPO on Mar 05. 2007 08:55:46. Page 1 of 3 



AuMohtBi9(ovgreltzendoR JQrgwi fiirubfi 

N^mttsnd; JOrgen Hambrecftl, >AMdt79i^ 
E^oert ^fesctM^au. MVt, VMIsender; 

Bock, John FeMmann, Andmia Kriimaysr. 



Printed: 30/10/2006 

wo -20(15/0709 J3 



10 



15 



20 



A1 PAMPHLET 



14 



0570096. 

PCT/CP20n5/fl»U377 \ 




1.2 



inder 

D zusammen mit dem Stickstoffatom ein fOnf- Oder sechsgliedriges Heterocyclyl 
Oder Heteroaryl bitdet, wetches Qber N gebunden ist und ein weiteres Hetero- 
atom aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten und/pder einen Oder 
mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-C4*Alkyl. Ct-C4-Alkoxy und 
Ci*Cr-HalogenalM tragen kann; und 

X Chlor, Methyl, Cyano, Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 
und die Bedeutung gemdfi Formel I aufweisen. 

Eine weitere bevorzugte AusfQhmngsfonn der Erfindung betrifft Verbindungen der 
Forme! K3. 




1.3 



in der Y fOr Wasserstoff oder Ci-C4-Aikyl, insbesondere fOr Methyl und Ethyl, X fur 
Chlor. Methyl, Cyano. Methoxy oder Ethoxy steht und U und die Bedeutung gemdfi 
Formel I aufweisen. 

Eine weitere bevorzugte Ausgestaitung der Erfindung betrifft Verbindungen, in denen 
U Fluor und Alkyl oder Alkoxy. insbesondere Methyl oder Methoxy t)edeuten. 

Eine weitere bevorzugte Ausgestaitung der Erfindung betrifft Verbindungen, in denen 
C Chlor und Alkyl oder Alkoxy, insbesondere Methyl oder Methoxy bedeuten. 

> l io k auf ihro Von^ondung die i n d en f e lae n den Taije l te ii 

■ ,,iiniiM'iii|("il< llli'ii S^i<ilnmiliiiii,l<'ii 11m \mii Die in Hph Tahp^ii n im (Hin n 'lui) ihim n 
ten genannten Gruppen stellenau^e^BCfBMiet^^ von der 

I' iiiiiliiii iliiiii III <li I iilM 'I' " mill "Hi ' i"i besonders Iu'>mii i' iijjU' Mli'iiM iiUiliiiHuli i 
m OubslBu e iil e i ' i da). 
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Die Verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sich aus durch eine her- - 
vorragende Wirksamkeit gegen ein breites Spektrum von pflanzenpathogenen P\\z&t\^ 
insbesondere aus der Klasse der ^sco/n/ceto/?, Deateromyceten, bomyceten und Ba- 
5 sidiomyceten, Sie sind zum Teil systemisch wirksam und konnen im Pflanzenschutz als 
Blatt- und Bodenfiingizide eingesetzt werden. 



Besondere Bedeutung haben sie fOr die Bekdmpfung ei'ner Vielzahl von Pitzen an ver- 
schiedenen Kutturpflanzen wie Weizen, Roggen, Gerste, Hafer, Reis, Mais, Gras, Ba* . 
10 nanen, BaumwoHe, Soja. Kaffee, Zucken-ohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen und GemQ- 
sepflanzen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Kurbisgewachsen, sowie an 
den Samen dieser Pflanzen. 

Speziell eignen sie sich zur Bekdmpfung folgender Pflanzenkrankheit^n: 
15 • >Vfema/7a-Arten an Gemuse und Obst, 

• BipofariS' und Drec/is/era-Arten an Getreide, Reis und Rasen» 

• 6/umena gram/n/s (echter Mehltau) an Getreide, 

• Botrytis cinema (Grauschimmel) an Erdbeeren, GemQse. Zierpflanzen und Reben, 

• Erysipho cichoracearum und Sphaemtheca fuliginea an Kurbisgewachsen, 
20 • Fusariuffh und VerticWiurrhArien an verschiedenen Pflanzen, 

• Mycosphaerella-Anen an Getreide, Bananen und ErdnQssen, 

• P/ij^opM/io/a /nfesfans an Kartoffeln und Tomaten, 

• Plasmopara vHicola an Reben, 

• Podosphaera leucotricha an Jkpfeln, 

25 • Pseudocercosporeila herpothchoides an Weizen und Gerstei • . - • . 

• PseudoperonosporanMen an Hopfen und Gurken, 

• Puccinia-Axten an Getreide, 

• Pyncularia oryzae an Reis, 

• Rhizoctonia-Men an Baumwolle, Reis und Rasen, 
30 • Septoria triiici und Stagonospora nodorum an Weizen. 

• Uncinula necator an Reben, 
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REVENDICATIONS 

Triazolopyrimidines de la formule I : 

1 




5 dans laquelle les substituants ont la 

signification suivante : 
• R^/ repr^sentent ind6pendamment I'un de 1» autre 
de I'hydrogene ou un groupe alkyle en Cj-Cq, 
halogenoalkyle en Ci-Cs, cycloalkyle en C^-Cq, 
10 halogenocycloalkyle en Cs-Cg, alcenyle en Ca- 

Cb, halogenoalcenyle en C2-C8, cycloalcenyle 
en C3-C6/ halogenocycloalcenyle en Ca-Cg/ 
alcynyle en C2-C8, halogenoalcynyle en C2-C8 ou 
phenyle, naphtyle, ou un heterocycle 
15 pentagonal ou hexagonal sature, partiellement 

insature ou aromatique, contenant un ^ quatre 
heteroatomes du groupe O, N ou S, 
R^ et pouvant aussi foinner conjointement avec 
I'atome d» azote, sur lequel ils sont fixes, 
20 un het^roaryle ou h^terocyclyle pentagonal ou 

hexagonal, qui est fixe par 1 ' intermediaire 
du . N et peut contenir un a trois autres 
heteroatomes du groupe O, N et S, comme 
chainon . du cycle, et/ou porter un ou 
25 plusieurs substituants du groupe halogene, 

alkyle en Cy-Cs, halogenoalkyle en Ci-Ce, 



alcenyle en C2-C6, halog^noalcenyle en C2-C6, 
alcoxy en Ci-Ce, halogenoalcoxy en Ci-Ce, 
alcenyloxy en C3-C6, halogenoalcenyloxy en C3- 
Ce, (exo) -alJcylene en Ci-Cg et oxy-alkyleneoxy 
en C1-C3, 

et/ou pouvant porter un a quatre groupes 
R* identiquss ou differents : 

R* represent ant un halogene ou un groupe cyano, 
nitro, hydroxy, alkyle en Ci-Ce/ 
lialog§noalkyle en Cj-Cs, alkylcarbonyle 
en Ci-Ce, cycloalkyle en C3-C6/ alcoxy en 
Ci-Ce, halogenoalcoxy en Ci-Cg, 

alcoxycarbonyle en Ci-Cs, alkylthio en 
Ci-Cg, alkylamino en Ci-Ce, di-Ci-Ce- 
alkylamino, alcenyle en C2-C8/ halogeno- 
alcenyle en C2-C8, cycloalcenyle en C3-C8, 
alcenyloxy en C2-C6, halogenoalcenyloxy 
en C3-C6, alcynyle en Ca-Cg, 

halog^noalcynyle en C2-C6, alcynyloxy en 
C3-C6, halogenoalcynyloxy en C3-C6, 
cycloalcoxy en Cj-^Cs, cycloalcenyloxy en 
C3-C6, oxy-alkyleneoxy en C1-C3, ph^nyle, 
naphtyle, un heterocycle pentagonal a 
hexagonal satur6, partiellement insature 
ou aromatique, contenant un k quatre 
het§roatomes du groupe O, N ou S, 

ces groupes aliphatiqueS/ alicycliques ou 
aromatiques pouvant k leur tour etre 
partiellement ou totalement halogenes ou 
porter un a trois groupes R*^, 

R^ representant un halogene ou un groupe cyano, 

nitro, hydroxy, mercapto, . amino, 

* . • 

c a r boxy le, atninoca r bony 1 e , • 

aminothiocarbonyle , . alkyle, 

halogenoalkyle , alcenyle, 
alcenyloxy, alcynyloxy, . alcoxy, 
halogenoalcoxy, alkylthio, alkyl- 
amino, dialkyl amino, formyle, 
al ky Icar bony 1 e , alky 1 su 1 f ony 1 e , 



alkylsulf oxyle , alcoxycarbonyle , 

alkylcarbony loxy , 

alkylaminocarbonyle , dialkylamino- 
carbonyle , alkylaminothiocarbonyle , 
dialkylaminothiocarbonyle, les 
groupes alkyle dans ces radicaux 
contenant 1 a 6 atomes de carbone 
et les groupes alcenyle ou alcynyle 
cites contenant dans ces radicaux 2 
a 8 atomes de carbone, 
et/ou un a trois des radicaux 
suivants : 

cycloalkyle , cycloalcoxy , 

heterocyclyle, heterocyclyloxy , les 
syst^mes cycliques contenant 3 a 
10 chainons, aryle, aryloxy, 

arylthio, aryl-Ci-Ce-alcoxy, aryl- 
Ci-Ce-alkyle, hetaryle, hetaryloxy, 
hetarylthio, les radicaux aryle 
contenant de pr§f§rence 6 a 
10 chainons, les radicaux hetaryle 
5 ou 6 chainons, les systemes 
cycliques pouvant etre 

partiellement ou totalement 

halog^nes ou . substitu§s par des 
groupes . alky le ou halog^noalkyle , 
repr^sente du fluor, du chlore ou du brome, 

I? represente de I'hydrogene ou un groupe alkyle 
en C1-C4 ou alcoxy en Ci"C4, et 

X represente de I'halogene ou un groupe cyano, 
alkyle en C1-C4, halogenoalkyle en C1-C4, alcoxy 
en C1-C4 ou halogenoalcoxy en C1-C2. 

Composes de la formule I suivant la 

revendication 1, dans laquelle represente de 

1 ' hydrogene . 

Composes de la formule I suivant la 
revendication 1, dans laquelle represente un 

groupe alkyle ou alcoxy. 

Composes de la formule I suivant 1 ' une des 
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10 



revendications 1 a 3, dans laquelle represente 
du fluor. 

5. Composes de la formule I suivanfc I'une des 
revendications 1^3, dans lac[uelle represente 
du chlore . 

6. Composes de la formule I suivant I'une des 
revendications 1 ^ 5, dans laquelle ne 
represente pas de 1 • hydrog^ne . 

7 . Composes de la formule I suivant 1 ' une des 
revendications 1 a 6, dans laquelle X represente 
du chlore . 

8 . Compos§s de la formule generale I . 1 : 



15 



20 



25 



30 




1.1 



dans laquelle 

G represente un groupe alkyle en Cz-Cg, 
Ci-Q-alcoxymethyle ou cycloalkyle en C3-C6, 
represente de I'hydrogdne ou du methyle, et 
represente du chlorure, du methyle, du cyano, 

du m^thoxy ou de l*6thoxy, et 
et iJ sont de finis conformement a une des 
revendications 1 a 5. 
Comt>os6s de la formule 1.2 : 



R 
X 




1.2 



dans laquelle 

D forme , con j oint ement a 1 * atome d • azote , un 
groupe heteroaryle ou heterocyclyle 
pentagonal ou hexagonal, qui est fix§ par 
1 • interm^diaire du N et peut contenir un 
autre h^t^roatome du groupe O, N et S comme 
chainon du cycle et/ou porter un ou plusieurs 
substituants du groupe halogene, alkyle en 
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C1-C4, alcoxy en C1-C4 et halogenoalkyle en 
C1-C2, 

X represente du chlore, du mithyle, du cyano, du 

methoxy ou de l^ethoxy, 

et L"*^ et sont de finis conformement a une des 

•revendications 1 a 5. 

10, Composes de la formule 1.3 : 

1 




L3 



dans laquelle Y represente de 1 ' hydrog^ne ou . un 

10 groupe alkyle en 

X represente du chlore, du m^thyle, du cyano, du 
methoxy ou de I'^thoxy, et 

et sont definis conformement a I'une des 

revendications 1^5. 

15 11 . Procede de preparation des composes de la 

formule I suivant i'une des' revendications 1 a 7, 
dans laquelle X represente de 1 ' halogene ou un 
groupe cyano, alkyle en C1--C4, alcoxy en C1-C4 ou 
halogenoalcoxy en C1-C2, par reaction de 5- 

2.0 aminotriazole de la formule II : 



ii 



avec des phenylmalonates de la formule III 




tu 



dans laquelle R represente un groupe alkyle, ce 
25 qui donne des dihydroxytriazolopyrimidines de la 

formule IV : 




IV 



halogenation en les composes dihalogen§s de la 
formule V : 




V 



et reaction de V avec des' amines de la 
formule VI : 

pour former des composes de la formule I, dans 
laquelle X represente de I'halogSne, 
eventuellement pour la preparation de composes I, 
dans lesquels X represente un groupe cyano, alcoxy 
en C1-C4 ou halog^noalcoxy en C1-C2/ par reaction de 
composes I, dans lesquels X represente de 
I'halogdne, avec des composes de la formule VII : 

M-X' VII 
qui, selon le groupe X' a introduire, repr^sentent 
un cyanure inorganique, un alcoolate ou un 
alcoolate halogene et dans lesquels M represente 
un cation ammonium, tetraalkylammonium, alcalin ou 
alcalino-terreux et eventuellement, pour la 
preparation de composes de la formule I selon la 
revendication 1 dans lesquels X represente . un 
groupe alkyle, par reaction des composes I, dans 
lesquels X represente de I'halbgdne, avec des 
malonates de la formule Vlll :. 

°Yr ° via 

OR OR 

dans laquelle X" represente de I'hydrogene ou un 
groupe alkyle en C1-C3 et R reprisente iin groupe 
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15 



20 



al3cyle en Ci-C4, 
formule IX : 



pour former des composes de la 




IX 

a 

et decarboxylation en composes 1, dans lesquels X 
represente un groupe alkyle. 
12. Proc§d§ de preparation des composes de 
formule I suivant I'une des revendications 1 a 
dans laquelle X represente un groupe alkyle 
C1-C4 ou halogenoalkyle en C1-C4, par reaction 
5-aminotriazole de la formule II suivant 
revendication 11 avec des c§toesters de 
formule Ilia : 



la 
s, 
en 
de 
la 
la 




iria 



dans laquelle X^ represente un groupe alkyle en 
C1-C4 ou halogenoalkyle en Ci-C4 et R un groupe 
alkyle en C1-C4, pour former des 5 -alkyl- 7- hydroxy- 
s-phenyl triazolopyrimidines de la formule IVa : 




IVa 



IVa 

7-halogenotriazolopyrimidines de la formule Va 



en 




Va 



et reaction de Va ayec des amines de la formule VI 
suivant la revendication 11, pour former des 
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composes I . 

13. Composes des formules IV, IVa, V et Va suivsuit les 
revendications 11 et 12. 

14. Produits fongicides, contenant un support solide 
5 ou liquide et un compose de la formule I suivant 

I'une des revendications 1 a 7. 

15. Semences, contenant 1 a 1000 g d'un compose de la 
formule I suivant 1 ' une des revendications 1^3, 
par 100 kg. 

10 16. Precede de . lutte contre des champignons nuisibles 

phytopathogenes, caracterise en ce c[u'on traite 
les champignons ou les materiels, plantes^ sols ou 
semences a proteger d'une infestation par des 
champignons avec une quant ite efficace dVun 

15 compose de la formule I suivant les 

revendications lav. 
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Claims 

1. .A triazolopyrlmidine of the formula I 




in which the substituents are as defined below: 

R\ independently of one another are hydrogen^ Ci-Cs-alkyI, 

Ci-Cs-haioalkyl. Ca-Ce-cycloalkyl. Ca-CB-halocycloalkyi, C2-C8-alkenyl, 
C2-C8-ha[oaikeny]. Cs-Ce-cycloalkenyl, Ca-Ca-halocycloalkenyl, 
C2-C8-alkynyl. Ca-Ca-haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a 5- or 6-membered 
saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which contains one 
to four heteroatoms from the group consisting of O. N and S, 

R'* and R^ together with the nitrogen atom to which they are attached may 
also form a 5- or 6-membered heterocyclyl or heteroaryi which is attached 
via N and may contain 1 to 3 further heteroatoms frorn the group consisting 
of O, N and S as ring members and/or may carry one or more substituents 
from the group consisting of halogen, d-Ce-aJkyl. Ci-Ce-haloalkyI, 
C2-Ce-alkenyl, C2-C6-haIoalkenyl, Ci-Ce-alkoxy. Ci-Ce-haloalkoxy, 
Ca-Ce.alkenyloxy. Ca-Cs-haloalkenyloxy, (exo)-Ci-C6-aikylene and 
oxy-Ci.Ca-a Ikyleneoxy; 

R^ and/or R^ may carry one to four identical or different groups R^: 

R® is halogen, cyano. nitro. hydroxyl, Ci-Cg-alkyl, d-Ce-haloalkyl. 

Ci.Ce-alkylcarbonyl, Ca-Cs-cycloalkyl, Ci-Cs-alkoxy, Ci-Ce-haloalkoxy, 
C-rCe-alkoxycarbonyl, Ci-Ce-alkylthio, CrCe-alkyiamIno, 
di-Ci-Ce-alkylamino, Cz-Cs-alkenyl, C2-C8-haloalkenyl. 
Ca-Cs-cycloaJkenyl, Cg.Ce-alkenyloxy, Ca-Cg-haloalkenyloxy, 
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C2-C6-alkyny[. Cz-Ce-haloalkynyl. Ca-Ce-alkynyloxy; Ca-Ce- 
haloalkynyloxy, Ca-Ce-cyctoalkoxy, Cs-Ce-cycloalkenyloxy, 
oxy-Ct-Ca-aJkyleneoxy, phenyl, naphthyl. a 5- to 10-membered 
saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which 
contains one to four heteroatoms from the group consisting of O, N 
and S. - 

where these aliphatic, alicylic or aromatic groups for their part, may be 
partially or fully halogenated or may carry one to three groups R**: 

is halogen, cyano, nrtro, hydroxyl. mercapto, amino, carboxyl, 
aminocarbonyl, aminothiocarbonyl, alkyl. haloalkyi, alkenyl, 
alkenyloxy, alkynyloxy. alkoxy, haloalkoxy, alkylthio, alkylamino, 
dialkylamino. formyl, alkylcarbonyl, alkylsulfonyl, alkylsulfoxyJ. * 
alkoxycarbonyl, alkylcartjonyloxy, alkylaminocarbonyl. 
dialkylaminocarbonyl, alkylaminothlocarbonyl, 
dialkylamlnothiocarbonyl. where the alkyl groups in these 
radicals contain 1 to 6 carbon atoms and the alkenyl or alkynyl 
groups mentioned In these radicals contain 2 to 8 carbon 
atoms; 

and/or one to three of the following radicals: 

cycloaikyi, cydoalkoxy, heterocyclyl, heterocyclyloxy, where the 
cyclic systems contain 3 . to 10 ring members; aryl, aryloxy, 
arylthio, aryl-Ci-Ce-alkoxy, aryl-Ci-Ce-alkyl, hetaryl, hetaryloxy, 
hetarylthio. where the aryl radicals preferably contain 6 to 10 
ring members and the hetaryl radicals 5 or 6 ring members, 
where the cyclic systems may be partially or fully halogenated 
or substituted by alkyl or haloaJkyI groups; 

is fluorine, chlorine or bromine; 

is hydrogen, Ci-C4-alkyl or Ci-C4-alkoxy; and 

X is halogen, cyano. C,-C4-alkyl. Ci-C4-haloalkyl. Ci-C4-alkoxy or Ci-Cz- 
haloa/koxy. 

2. The compound of the formula I according to claim 1 in which is hydrogen. 

3. The compound of the formula I according to claim 1 in which is alkyl or alkoxy. 
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4. The compound of the formula I according to any of claims 1 to 3 in which is 
fluorine. 

5. The compound of the formula I according to any of claims 1 to 3 In which is 
chlorine. 

6. The compound of the formula I according to any of claims 1 to 5 in which is 
not hydrogen. 

7. ' The compound of the formula I according to any of claims 1 to 6 in which X is 

chlorine. 

8. A compound of the formula LI: 




1.1 



in which 

G is C2-C6-alky!, Ci-C4-alkoxymethyl or Cs-Ce-cycloalkyI; 

is hydrogen or methyl; and 
X is chlorine, methyl, cyano, methoxy or ethoxy 
and and are as defined In any of claims 1 to 5, 

9. A compound of the fomriula 1.2: 




1.2 



in which 

D together with the nitrogen atom forms a 5- or 6-membered heterocyclyl or 
heteroaryl which is attached via N and may contain a further heteroatom 
from the group consisting of O, N and S as ring member and/or may carry 
one or more substituents from the group consisting of halogen, Ci-C4-alkyl, 
Ci-C^-alkoxy and Ci-C2-haloalkyl; 

X is chlorine, methyl, cyano, methoxy or ethoxy 

and L"* and are as defined in one of claims 1 to 5. 

10. A compound of the formula 1.3: 
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1.3 



in which Y is hydrogen or Ci-C4-alkyJ; 

X Is chlorine, methyl, cyano. methoxy or ethpxy and and are as defined in 
any of claims 1 to 5. 



11. A process for preparing a compound of the formula I according to either of claims 
1 to 7, in which X is halogen, cyano, Ci-C4-alkyl, Ci-C4-alkoxy or C1-C2- 
haloalkoxy by reaction of 5-aminotraizole of the formula II 

II 



N-^NH. 



with phenylmalonates of the formula 

1 




III 



in which R is alkyl, to give dihydroxytriazolopyrimidines of the formula IV, 

1 




IV 



halogenation to give the dihalb compounds of the formula V, 

1 




V 



and reaction of V with amines of the formula VI 



VI 



to give compounds of the formula I in which X is halogen, if desired, to prepare 
compounds I in which X is cyano, Ci-C4-alkoxy or Ci-C2-haloalkoxy, reaction of 
compounds I in which X is halogen with compounds of the formula VII, 
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15 



M-X' VII 
which, depending on the group X' to be introduced, are inorganic cyanides, 
alkoxides or haloalkoxides and In which M is an ammonium, tetraalkylammonium. 
alkali metal or alkaline earth metal cation, and, if desired, to prepare compounds 
of the formula I according to claim 1, in which X is alkyi, by reaction of the 
compounds I in which X is halogen with malonates of the formula VIII. 

X" 



'rV' 



VIII 




OR OR 

in which X" is hydrogen or Ci-Ca-alkyI and R is CrC4-alkyl. to give compounds of 
the formula IX 

1 

2 



IX 



ROOC(|^OOR 
and decarboxylation to compounds 1 in which X is alkyl.. 

12. A process for preparing a compound of the formula I according to any of claims 1 
to 6 In which X is Ci-C4-aIky[ or Ci-C^-haloaikyl by reaction of 5-aminotriazole of 

the formula II as set.forth in claim 1 1 with keto esters of the formula Ilia. 

.1 

° II .1 

Ilia 

CI 

X o 

in which X^ is CrC4-alkyl or Ci-C4-haloalkyl and R is C,-C4-alkyl, to give S-alkyl- 
7'hydroxy-6-phenyitriazolopyrimidines of the formula IVa. 





IVa 



20 



halogenation of IVa to give 7-halotriazolopyrimidines of the formula Va 
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Va 



and reaction of Va with amines of the formula VI as set forth in claim 1 1 to give 
compounds I. 

1 3. A compound of the formula IV. IVa, V or Va as set forth in claim 1 1 or 12. 

14. A fungicidal composition, comprising a solid or liquid carrier and a compound of 
the formula I according to any of claims 1 to 7. 

15. Seed, comprising 1 to 1000 g of a compound of the formula I according to any of 
claims 1 to 3 per 100 kg. 

16. A method for controlling phytopathogenfc harmful fungi, which method comprises 
treating the fungi or the materials, plants, the soil or seed to be protected against 
fungal attack with an effective amount of a compound of the formula I according 
to any of claims 1 to 7, 
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Aomeldenummer 
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Beschreibung der Unterlage 


Urspriinglicher Dateiname 


Vergebener Dateiname 


1 


Ubersetzung der Patentanspriiche 


55279 en.pdf 


(HJVlSTRAN-l.pdf 


2 


Ubeiset2ung der Patentanspriiche 


55279 fr.pdf 


CLMSTRAN-2.pdf 





Gebubren 


Angewandter Faktor 


(Jebiih ren verzeichnis 


Zu zahlender Betrag 


1 


007 Erteiluogsgebtthr 


Insgesamt: 


1 


715.00 
EUR 


715.00 
715.00 



Zablung 



Zahiungsart: 



Automatischer Abbuchungsauftrag 



Wahrung: 

Hiermit wild das EPA erm&iidgt, fMliig werdende GebUhren und 
Auslagen nach Mafigabe der VorschrifteQ Qber das' automatische 
Abbuchungsverfahien von nachstehenden laufenden Konto 
abzubuchen. Bennenungsgebiihrea siehe Seile Slaalen". AuBerdem 
wird das EPA ermachtigt, bei Ablauf der Gnindfiisi fur die 
Enlrichtung der Erstrcckungsgebiihren diese GebQhren filr jcden auf 
der Seile "Staaten" angegebeoen Erstreckungsstaat ^zutxichen, 
sofem es vor Ablauf dieser Frist keioe anderslautenden 
Anweisungen erhSlt. 

NumiiKr des laufenden Kontos: 
Kontoinbaber 



EUR 



280 



III**' 



BASF AktiengeseUschaft 



Ruckerstattung/Ruckzahlung 



Etwaige Riickzahlungen auf laufendes Konto beim EPA: 



28000009 



Original (zur UBERMTTTLUNG) - gednickt am 21 Afai 2007, 1 1:05:1 1 



j I KonLoinhaben | BASF AktiengeseLlschaft 

Anmerkungen 

Patentschrift(Reininger: AppL; 26.01.2006) 
1. Bemerictmg (AnmeilcuogeD) 

GeniSB Beschluss des nSsidenien vom 22.12.2004 beancragen wir hiennit, dass uns eine Koine der Patentschrift zusammea mit der Uikunde uber 

das euzDpaische Patent zugesandt wiid. 

Gebiihren(Reiiiingen AppL; 26.01.2006) 
2i Bemeilauig (Anmeriaingeo) 

Diese Anmddung nimml am automatischcD Abbucfauogsverfahien teil. Bitte buchen Sie aUe GebOhren vcm unserem laufenden Konto Nr. 280000( 



Hiermit wird eridazt, dass die nachgeieicfateD Unteriagen KEINE M itteilung enthaiten oder enthalten sollen, die sich auf eine Beschwerde oder einen 
Einspruch bezieht (ABL EPA 2CK)3, 609: "... Bis auf weiteres bleiben Einspruchs- und Beschwerdeverfahren von dieser M5glichkeit ausgenommen; 
die elektriMiische Einreichung von Schriftstucken ist demzufolge in diesen Verfahren nicht zulassig.") 

Unterschriflen 

On: 
Datum: 

Unterzeichnet von: 
in Eigenschaft als: 



21.Mai 2007 

DE, BASF AG, C. Reining^r 2738 
(Aiigestellte(r) von BASF Aktiengesellscbaft) 



( ■ 



EuropSisches Palentamt European Patent Office Office europ6en des brevets 

G02 DG2 DG2 



Anmeldenummer: 



05 700 961.5 



iV.1 Unterlagen fiir die Patenterteilung 



In der Fassung fOr die Vertragsstaaten: 

AT BE BG CH CY CZ DE DK EE ES Fl FR GB GR HU IE IS IT LI LT LU MC NL PL PT RO SE SI SK TR 



Beschreibung, Seiten 

AnsprOche, Nr. 

1-16 



ursprOngltche Fassung 



ursprOngtictie Fassung 



^S-^\ A-Uj ^ jS^^st^-^ ^^^^^^^ r 



/ 



EPA FOfin 2035.3 (Blatll) 01.94CSX 
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Europaische Patentanmeldung Nr. 



^ Antrag auf Anderung/Berichtlgung der Unterlagen vom ;..QS*.Q3vQ7. 

a Einwendungen Dritter nach Artlkel 115 EPO vom 

Weiter mil Punkt 3. 

1. □ Antrag auf Anderungen nach Regel 86 (3) EPO Oder Bdrichtlgungen nach Regel 88 EPO 

Hinweis fOr PrGfen falls 1.1.3 auf Formblatt 2092A,1 angekreuzt ist. durfen Anderungen/ 
Berichtigungen nur in besUmmten Ausnahmefalien gemacht werden (siehe Richllinien C-VI, 4.10). 

An den Formalprufer 

1.1 ^Den beantragten Anderungen/Berichfigungen wird zugestimmt Oas Erteilungsverfahren wird 
^ fortgesetzt. CORI 2 ist zu kodieren. Formblatt 2098A ist abzusenden. (Welter mit Punkl 4.) 

1.2 □ Nach telefonlscher Rucksprache wurde Einvemehmen erreteht Das Erteilungsverfahren wird 

fortgesetzt. CORI 2 ist zu kodieren. Beigefugtes Formblatt 2036 (telefonische ROcksprache) 
ist mit Formblatt 209dA abzusenden. (Welter mit Punkt 4.) 

1.3 □ Den beantragten Anderungen/Berichtigungen wird nicht zugestimmt. 

1.3a □ Beigefugter Bescheid auf Formblatt 2001 ist abzusenden (EXRE). 

(PrOfer kann bei weiteren Anderungen der Patentanspruche Standardformulierung 

N16/N17 verwenden.) 
□ Beigefugtes Fonnblatt 2036/2049 (telefonische Rucksprache) Ist abzusenden 

(EXRE). (Priifer kann bei weiteren Anderungen der PatentansprOche 

Standardformulierung N16/N1 7 verwenden.) 
a Obersetzung der Patentanspruche erforderllch (Im Prufungsbescheld Oder der 

telefonischen Rucksprache enAfihnt). CLTR ist mit demselben Datum wie Forrnblatt 

2001/2049 zu kodieren. o /> / (A 

1. Prafbr(zu 1.3a), Datum 

An die PrCkfungsabteilung 

1.3b Q Antwortschrelban des Anmelders auf Bescheid (Formblatt 2boi)/telefonische 

Rucksprache (Fonnblatt 2036) vom eingegangen am 

Weiteres Verfahren je nach Sachlage unter Punkten 1 .3c, e-h. 

An den FormalprQfar 

□ Wenn dam Anderungsantrag nIcht stattgegeben werden kann: 
1 .3c Der Anmelder hat die Mangel nicht beseitigt. 

□ Beigefugter Bescheki auf Fonmblatt 2001 ist abzusenden (EXRE). (Prufer kann bei 
weiteren Anderungen der Patentanspruche Standardformulierung N16/N17 
verwenden.) 

a Beigefugtes Fonmblatt 2036/2049 (telefonische Rucksprache) ist abzusenden (EXRE). 

(Prufer kann bei weiteren Anderungen der Patentanspruche Standardformulierung 

N 1 6/N 1 7 verwenden.) 
Q Obersetzung der Patentanspdiche erfordertk:h (im PrOfungsbescheid Oder der 

telefonischen ROcksprache erwdhnt). CLTR ist mit demselben Datum wie Formblatt 

200112049 zu kodieren. 



1 . Prufer (zu 1 .3c). Datum 

An die Prufungsabteilung 

1.3d a Antwortschrelban des /Vnmelders auf Bescheid (Formblatt 2001)/telefonische 
Rucksprache (Formblatt 2036) vom eingegangen am 



EPA Form 2092A.2 



11.06 
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An den FormalprOfer 

□ Wenn die PrOfungsabteilung eine abschliessende Entscheldung treffen kann: 

1.3e o Der Antrag auf Anderungen/Berichtlgungen wurde zurOckgenommen. Die 
Anmeldung Ist ohne Andemngen erteilungsreif (sofem die richtigen 
Obersetzungen vorllegen). CORI ist zu loschen. (Unterschrifl uriten.) 
1.3f □ Der Antrag auf Andemngen/Berichtigungen wurde zuruckgenommen. 

Obersetzungen der gewahrbaren Patentanspruche fehfen. CLTR ist zu 
kodieren. Der Anmelder ist mit Formblatt 2093A zur Einreichung der 
Obersetzungen autojfordern. Die Anmekiung Ist erteilungsreif. wenn die 
Obersetzungen voriiegen. Nach deren Einreichung ist CORI zu Idschen. 
(Unterschrifl unten.) 
1.3g □ Der Anmekfer hat die Mangel beseitigt. Das Erteilungsverfahren wird 
fortgesetzt (sofem die richtigen Obersetzungen vorllegen). CORI 2 ist zu 
kodieren. Fonmblatt 2098A Ist abzusenden. (Welter mit Punkt 4.) 
1.3h □ Der Anmelder hat die Mdngel nicht beseitigt. Die Anmeldung ist 

zuruckzuwelsen. Beigefiigte ZurucKweisung mit BegrOndung (Formblatt 2007} 
(REFU) ist abzusenden. 

2. □ Das PrQfungsverfahren wird ausnahmsweise wieder aufgenommen 
aufgrund der Richtlinien C*V1 1 5.5 weil 

Q der PrOfungsabteilung weiterer relevanter Stand der Technik bekannt geworden ist. 
Q die Mitteilung nach Regei 51(4) EPO der erste Bescheld war und der Anmelder nicht gewahrbare 
Anderungen eingerelcht hat. 

An den Formalpruffer 

IGRA. CORI und B99 (mit Mesy) sind zu Idschen. Formblatt 291 1 D ist abzusenden. Die Papierakte 
Ist an den 1 . Priifer zuruckzuschlcken. (Unterschrifl unten.) 

3. □ Einwendungen Dritter (Artikel 115 EPO) 

3.1 a Die Einwendungen nach Artikel 115 EPO machen keine Anderung der Untertagen erforderlich. 

(Unterschrift unten.) 

3.2 a Das PrOfungsverfahren wird wieder aufgenommen (siehe Richtlinien C-VI. 15.5). 
( ^ An den Formalprufer 

IGRA. CORI und 899 (mtt Mesy) sind zu Idschen; der Anmelder ist mit Formblatt 2911D zu 
tnformleren und die Papierakte an den 1. PrOfer zuruckzuschteken. (Unterschrifl unten.) 

4. ^ Ertedigungsvermerk der PrOfungsabteilung 

Da s^Druckexempl ar. Formblatt 2035.3 und ggf. Titel auf Formblatt 2035.4/2056 wurden geandert, 

Ho 

Datum 



& Oo^ L., 

steSnder 2. Priifer {J i. Prufer 



Vorsitz^nder 2. Prufer (y 1. Prufer rechtskundiges IMitgtied 

(Unter^hrifl(en) zu 1 . 1 , 1 .2, 1 .3e-g, 2, 3. 1 , 3.2, 4 auf Formblatt 2092A.2 und 2092A.3) 
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Tel.: 8048 



Datum 

26-06-2007 



Zebhen 


AnmeUung NrTPatent Nr. 


PF0000065279 


05700961 .5 - 2117 


AnmeWei/Patenlinhaber 




BASF Aktiengesellschaft 





Kurzmitteilung 

02.03.07 

Antrag aul Anderung der Unterlagen vom 



Dem Antrag auf Anderung nach Regel 86(3) EPU/Berichtigung nach Regel 88 EPQ wurde stattgegeben. 
Cf Die geanderten Seiten wurden ausgetauscht. 

n Eine Kopje der beantragten Anderungen/Berichtlgungen ist beigefiigt. 
FQr die.PrUfungsabteilung 
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Fax: +49 89 2399 - 4465 



BASF Aktiengesellschaft 
Patente, Marken und Lizenzen 
67056 Ludwigshafen 
ALLEMAGNE 



HillilD 

Fomialsachbearbeiter 

Name: 



Tel. 



Datum 

05.07.07 



Zeiohen 


AnmeMung NrTPatent Nr. 


PF0000056279 


05700961 .5-2117/1 725557 


Anme ide r/Patentin h aber 




BASF Aktiengesellschaft 





Entscheidung Uber die Erteilung eines EuropSlschen Patents gemdss Art. 97(2) EPU 

Nach Priifung der europaischen Patentanmeldung Nr. 05700961 .5 wird fur die benannten Vertragsstaaten 
ein europaisches Patent mit der Bezeichnung und mit den Unterlagen erteitt, die in dergemaS 
Regel 51(4) EPU ergangenen Mitteilung vom 08.02.07 aufgefuhrt sind. 

Der am 05.03.07 belm EPA eingegangene Antrag auf Anderungen und etwaige spatere mit dem Anmelder 
vereinbartie Anderungen wurden berOcksichtigt. 

Patentnummer : 1725557 

Anmeldetag : 15.01.05 

Beanspruchte Prioritg^t : 23.0 1.04/DEA1 02004003732 

19.1 0.04/DEA1 02004051 1 01 

Benannte Vertragsstaaten 

und Patentlnhaber : AT BE BG CH CY CZ DE DK EE ES Fl FR GB GR HU IE IS IT LI LT LU 

MC NL PL PT RO SE SI SK TR 
BASF Aktiengesellschaft 
67056 Ludwigshafen/DE 

Die Entscheidung wird an dem Tag wirksam, an dem im Europaischen Patentblatt auf die Erteilung 
hingewiesen worden ist (Art. 97(4) und (5) EPU). 

Der Hinweis uber die Erteilung wird im Europaischen Patentblatt 07/31 am 01 .08.07 bekannt gemacht. 
PrQfungsabteilung 

Rudolf M WolfC HerzC 
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ANMERKUNG ZUR ENTSCHEIDUNG UBER DIE ERTEILUNG 
EINES EUROPAISCHEN PATENTS (EPA Form 2006) 

1. EPA Informationsbroschure T^ationales Recht zum EPU'' 

Diese Broschure enthalt nutzliche Informationen zu den formalen Erfordernissen und den Handlungen. die 
vor den Patentbehorden der Vertragsstaaten vorzunehmen sind. um Rechte in diesen Staaten zu eriangen. 
Da diese Handlungen einem standigen Wandel unterworfen sind, sollte immer nur die neueste Ausgabe der 
Broschure benutzt werden. Nachtragliche Informationen werden im Amtsblatt verdffentlicht. 

2. Obersetzung der europaischen Patentschrlft nach Artikel 65(1) des Europaischen PatentOber- 
einkommens 

Sie werden erneut darauf hingewiesen. dass bestimmte Vertragsstaaten nach Artikel 65(1) EPU eine Uber- 
setzung der europaischen Patentschhft verlangeh; hierauf wird in der Mitteilung gemdss Regel 51(6) ver~ 
wiesen. Die Ntchtelnreichung dieser Qbersetzung kann zur Folge haben, dass das Patent in dem 
betreffenden Staat/in den betreffenden Staaten als von Anfang an nicht eingetreten gilt. Weitere 
Einzelheiten entnehmen Sie bitte der oben genannten Broschure. 

3. Zahlung von Jahresgebtihren fur europaische Patente 

Nach Artikel 141 EPU konnen 'nationale' Jahresgebuhren fur das europaische Patent fur die Jahre erhoben 
werden, die an das Jahr anschliessen, in dem der Hinweis auf die Erteilung des europaischen Patents im 
''Europaischen Patentblatt' bekanntgemacht wird. Weitere Einzelheiten entnehmen Sie bitte der oben 
genannten Broschure. 



NOTE RELATING TO THE DECISION TO GRANT A 
EUROPEAN PATENT (EPO Form 2006) 

1. EPO Information Brochure "National law relating to the EPC^ 

This brochure provides useful information regarding formal requirements and the steps to be taken before 
the patent authorities of the Contracting States in order to acquire rights in those states. Since the necessary 
steps are subject to change the latest edition of the brochure should always be used. Subsequent inform- 
ation is published in the Official Journal. 

2. Translation of the European patent specification under Article 65(1) of the European Patent 
Convention 

Your attention is again drawn to the requirements regarding translation of the European patent specification 
laid down by a number of Contracting States under Article 65(1) EPC, to which reference is made in the 
communication under Rule 51(6). Failure to supply such translation (s) may result in the patent 
being deemed to be void ''ab initio" in the State(s) in question. For further details you are recom* 
mended to consult the above-mentioned brochure. 

3. Payment of renewal fees for European patents 

Under Article 141 EPC 'national' renewal fees in respect of a European patent may be imposed for the years 
which follow that in which the mention of the grant of the European patent is published in the 'European 
Patent Bulletin'. For further details you are recommended to consult the above-mentioned brochure. 



REMARQUE RELATIVE A LA DECISION DE DELIVRANCE 
D'UN BREVET EUROPEEN (OEB Form 2006) 

1. Brochure d'information de I'OEB "Droit national reiatif d ia CBE" 

Cette brochure fournit d'utiles renseignements sur les conditions.de forme requises et sur les actes a ac- 
complir aupr6s des offices de brevet des Etats contract ants aux fins d'obtenir des droits dans les Etats con- 
tractants. Etant donn6 que les actes indispensables sont susceptibles de modifications, il serait bon de tou- 
jours consulter la derni^re Edition de la brochure, toute information ulterieure est publiee au Journal Offi- 
ciel. 

2. Traduction du fascicule du brevet europeen en vertu de I'artlcie 65(1) de la Convention sur le 
brevet europ6en 

Votre attention est de nouveau attiree sur robligation faite par certains Etats contractants, en vertu de 
Tarticle 65(1) CBE. de fournir une traduction du fascicule du brevet europeen, d laquelle ii est fait r^f^rence 
dans la notification ^tablie conformement a I a- regie 51(6). Si la(les) traduction(s) n'est(ne sont) pas 
fournie(s), le brevet europeen peut, des I'origine, etre repute sans effet dans cet(ces) Etat(s). 
Pour plus de details, nous vous renvoyons a la brochure susmentionn6e. 

3. Paiement des taxes annuelles pour le brevet europeen 

Conformement a Tarticle 141 CBE. les taxes annuelles 'nationales' dues au titre du brevet europ6en peuvent 
etre percues pour les annees suivant celle au cours de laquelle ia mention de la d^llvrance du brevet euro- 
peen est publiee au 'Bulletin europeen des brevets'. Pour plus de details, nous vous renvoyons a la bro- 
chure susmentionn^e. 
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Bel Fragen zu dieser 
Mitteilung: 

Tel.:+31 (0)70 340 45 00 



Datum 

01.02.08 



Zebhen 


Anmeldung Nrypatent Nr. 


PF0000055279 


05700961 .5 - 2117/1 726557 


Anmelder/Patentinhaber 




BASF SE 





Mitteilung 



Qber die Eintragung von Anderungen betreffend 

□ einen RechtsQbergang (R. 22 und 85 EPQ) 

Angaben Qber den Anmelder / den Patentinhaber (R. 143 (1) 0 EPU) 

AntragsgemaB wurden die Angaben Qber den Anmelder der oben genannten europaischen 
Patentanmeldung / den Patentinhaber des oben genannten europaischen Patents wie folgt geandert: 



AT BE BG CH CY CZ DE DK EE ES Fl FR GB GR HU IE IS IT LI LT LU MC NL 
PL PT RO SE SI SK TR 
BASF SE 

67056 Ludwigshafen/DE 



Die Eintragung der geanderten Oaten ist mit Wirkung vom 19.01 .08 erfolgt. 

Soweit es sich um eine bereits veroffentlichte Patentanmeldung / um ein Patent handelt, wird die Anderung 
in das Europaische Patentregister eingetragen und im EuroplUschen Patentblatt (Abschnitt 1.12 / 11.12) 
verdffentlicht. 

Es wird darauf hingewiesen/ dass im Falle der Eintragung eines RechtsQbergangs ein eventuelter 
automatischer Abbuchungsauftrag erst am Tag des ausdrQcl<iichen Widerrufs seine Wirkung verliert (vgl. 
Punkt 14 c) der Vorschriften uber das automatische Abbuchungsverfahren, Beilage zum Abl. EPA 
10/2007). 



Kundendatenverwaltung 

Tel.: +49 (0)89 2399 2780 
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